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PYRAZOLOPYRIMIDINE ALS FUNGIZIDE WIRKSTOFFE 



^'^'^ " pje yorliegfiicle -Erfinciung betrifft. neue Pyi^^ 




^5 "besitsen (vergleiche DE-A 3 130 633 oder FR-A2 794 745). 

m 

Da sich aber die okologischen und okonomischen Anforderungeii an modeme Fungizide laufendQf) 
erhohen, beispielsweise was Wirkspektrum, Toxizitat, Selektivitat, Aufwandmenge, Ruickstands-^ 
bildung und giinstige Herstellbarkeit angeht, und auBerdem z.B. Probleme mit Resistenzen auf-^ 
treten konnen, besteht die standige Aufgabe, neue Fungizide zu entwickeln, die zumindest in Teil- 
i ~N 10 bereichen Vorteile gegeniiber den bekannten aufweisen. CD 

m 

Es wurden nun neue Pyrazolopyiimidine der Fotmel O 

< 



0) 




c=o 



in welcher 

.3 R 1 fur gegebenenfalls substituiertes Alkyl, gegebenenfalls substituiertes Alkenyl, ge- 

15 gebenenfalls substituiertes Alkinyl, gegebenenfalls substituiertes Cycloalkyl oder fur, ge- 

gebenenfalls substituiertes Heterocyclyl steht, 

R 2 fur Wasserstoff oder Alkyl, steht, oder 

R 1 und R 2 gemeinsam mit dem Stickstoffatom, an das sie gebunden sind, fur einen gegebenenfalls 
substituierten heterocyclischen Ring stehen, 



20 



R 3 fur Wasserstoff, Halogen, gegebenenfalls substituiertes .Alkyl oder gegebenenfalls sub- 
stituiertes Cycloalkyl steht, 
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R 4 fur substituiertes Alkyl, gegebenenfalls substituiertes Alkenyl, gegebenenfalls 



. substituiertes Benzyl steht," .-. ?;v ^v..o^-- ^>-i"-.:"'" ." j 

R 5 

• *\ • • - ; 'fTPrroK£>-nonTO I IP rn Kftifin nr4rvn A llnrl+k..M - ~ — 1 ^ II— — ,- ^T— — X_ X- »_ — . I _ A 11 1 T f~ 1 1 - 



%"%eben^ oder * • ; 

gegebenenfalls substituiertes Alkylsulfonyl steht und 

R 6 fiir gegebenenfalls substituiertes Aiyl steht, 

• gefunden. • ■ . -.r ■ ••_ 

Weiterhin wurde gefimden, dass sich P^nrazolopyrimidine der- Formel (I) herstellen lassen, indem ^ 
10 man <( 3 

a) Cyanq-Verbindungen der Formel 




in welcher 



15 



R 1 , R 2 ? R 3 , R 5 und R 6 die oben angegebenen Bedeutungen haben, 
init Grignard-Verbindungen der Formel 

R 7 -Mg-X (HI) 



in welcher 



20 



R 7 fur substituiertes Alkyl, gegebenenfalls substituiertes Alkenyl, gegebenen- 
falls substituiertes AUrinyl, gegebenenfalls substituiertes Cycloalkyl oder 
gegebenenfalls substituiertes Beirzyl steht und 



X fur Chlor, Brom oder Jod steht. 
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in Gegenwart eines Katalysators und in Gegenwart eines . Verdiianungsmittels 



. ^^ r .^^:-- r...:,:.:.- Oder. ... ... ,.• 

• ■ •- -b)--' - Pyraolopyriimdine der iForinel 



5 




(IV) 



inwelcher \. 
R*, R 2 , R 3 5 R 5 und R*> die oben angegebenen Bedeutungen haben, '■" 
mit Saurehalogeniden der Formel 

: R 8 — C— Hal ^(V) : 1 

. . . ! o 

.10 :.; .,>•••: winwelcher : v-v - " -"■ -v—----" 

R 8 . fur substituiertes Alkyl, gegebenenfalls substituiertes Alkenyl, gegebenenfalls sub- 
stituiertes Alkinyl, gegebenenfalls substituiertes Cycloalkyl bder gegebenenfalls 
substituiertes Benzyl steht und 

Hal fur Chlor oder Brom steht, 

15 odef . 

mit Saurehanhydriden der Formel 



v 



o 



in welcher 



R 9 fiir substituiertes Alkyl oder gegebenenfalls. substituiertes Benzyl steht, 
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oder anderen aktivierten Carbonsaiirederivaten, wie 4 -Dimethy laminopyridin- S aurean> 



- ^ . . . jeweils in Gegenwart eines Kal^ysators. tind gegebenei^ 

5 SchlieBlich wurde gefiindeii, dass sich die Pyrazolopyrimidine der Formel (I) sehr gut zur Be- 
kampfung von unerwiinschten Mikroorganismen eignen. Sie zeigen vor allem eine starke fungizide 
- Wirksamkeit und lassen sich sowohl im Pflanzenschutz als auch ixn Materialschutz verwenden. 

Die erfindungsgemaBen Verbindungen konnen je nach Substitutionsmuster gegebenenfalls als 
Mischungen verschiedener moglicher isomerer Formen, insbesondere von Stereoisomeren, wie E- 
. 10 und Z-, threo- und erythro-, sowie optischen Isomeren, gegebenenfalls aber auch in Form von 
Tautomeren vorliegen. 1st R 6 an beiden Atomen, die der Bindungsstelle benachbart sind, ungleich 
substituiert, so konnen die betreffenden V v erbindungen in einer besonderen Form der Stereo- 
isomerie vorliegen, und zwar als Atropisomere. 

Die erfindungsgemaBen Pyrazolopyrimidine sind durch die Formel (I) allgemein definierL 
15 ' Bevorzugt sind diejenigen Stoffe der Formel (I), in denen * 

' R 1 fur Alky] mit 1 bis 6 Kohlenstoffatomen steht, das einfach bis fiinffach, gleichartig oder 
verschieden substituiert sein kann durch Halogen, Cyano, Hydroxy, Alkoxy *mit 1 bis 4 
Kohlenstoffatomen und/oder Cycloalkyl mit 3 bis 6 Kohlexistoffatomen, oder 



20 



R* fur Alkenyl mit 2 bis 6 Kohlenstoffatomen steht, das einfach bis dreifach, gleichartig oder 

verschieden substituiert sein kann durch Halogen, Cyano, Hydroxy, Alkoxy mit 1 bis 4 ) 
Kohlenstoffatomen und/oder Cycloalkyl mit 3 bis 6 Kohlenstoffatomen, oder 

fiir Alkinyl mit 3 bis 6 Kohlenstoffatomen steht, das einfach bis dreifach, gleichartig oder 
verschieden. substituiert sein kann durch Halogen, Cyano, Alkoxy mit 1 bis 4 Kohlen- 
stoffatomen und/oder Cycloalkyl mit 3 bis 6 Kohlenstoffatomen, oder 

25 R 1 fur Cycloalkyl mit 3 bis 6 Kohlenstoffatomen steht, das einfach bis dreifach, gleichartig . 
oder verschieden substituiert sein kann durch Halogen und/oder Alkyl mit 1 bis 4 Kohlen- 
stoffatomen, oder 

R 1 fur gesattigtes oder ungesattigtes Heterocyclyl mit 5 oder 6 Ringgliedern und 1 bis 3 
Heteroatomen, wie Stickstoff, Sauerstoff und/oder Schwefel, steht, wobei das Heterocyclyl 
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einfach oder zweifach substituiert sein kann durch Halogen, Alkyl mit 1 bis 4 Koh- 



R 2 fur Wassei^off oder Alkyl mit 1 bis 4 . KoM^^ 



K l und R-4 gemeinSam init deiti Sticksf6ffatoDaC "^"diis/sie gebuhdeh " sind/^fur einen gesattigten : ' u 
5 ; -. .oder ungesattigten heterocyclischen Ring mit 3 bis 6 Ringgliedem stehen, wobei der 
Heterocyclus ein weiteres Stickstoff-, Sauerstoff- oder Schwefelatom als Ringglied ent- 
. halten kann und wobei der Heterocyclus bis zu dreifach substituiert sein kann durch Fluor, 
Chlor, Brom, Alkyl mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen und/oder Halogenalkyl mit 1 bis 4 
Kohlenstoffatomen und 1 bis 9 Fluor- tmd/odef CWoratomen, , . 

10 R 3 fur Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Iod, Alkyl mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen, Halogen- 
alkyl mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen und 1 bis 9 Halogenatomen oder fur Cycloalkyl mit 3 
bis 6 Kohlenstoffatomen steht, . : - 

R 4 fur . Haloalkyl mit 1 bis 6 Kohlenstoffatomen, Alkfenyl mit 2 bis 6 Kohlenstoffatomen, 
Alkinyl mit 2 bis 6 Kohlenstoffatomen, Cycloalkyl mit 3 bis 6 Kohlenstoffatomen oder fur 
15 Benzyl steht, . 

' R 5 fur Fluor, Chlor, Brom, Alkyl mit 1 bis 4 K^enstoffatomen, Alkpxy mit 1 bis 4 Kohlen- 
. stoffatomen, Alkylthio mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen, AJkylsulfinyl mit 1 bis* 4 Kohlen- 
stoffatomen oder Alkylsulf onyl mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen steht, und 

r6 fiir Phenyl steht, das einfach bis vierfach, gleichartig oder verschieden substituiert sein 
20 . kann durcITHalogen, Cyano, Nitro, Amino, Hydroxy, Formyl, Carboxy, Carbamoyl, 

Thiocarbamoyl; 

r 

jeweils geradkettiges oder verzweigtes Alkyl, Alkoxy, Alkylthio, Alkylsulfinyl oder 
Alkylsulfonyl mit jeweils Ibis 6 Kohlenstoffatomen; 

jeweils geradkettiges oder verzweigtes Halogenalkyl, Halogenalkoxy, Halogenalkylthio, 
25 Halogenalkylsulfinyl oder Halogenalkylsulfonyl mit jeweils 1 bis 6 Kohlenstoffatomen 

und 1 bis 13 gleichen oder verschiedenen Halgoenatomen; 

jeweils geradkettiges oder verzweigtes Halogenalkenyl oder Halgoenalkenyloxy mit je- 
weils 2 bis 6 Kohlenstoffatomen und 1 bis 11 gleichen oder verschiedenen Halogen- . 
atomen; 
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jeweils geradkettiges oder verzweigtes Alkylamino, Di alkylamino, Alkylcarbonyl, Alkyl- 



; -;---::y-«V-:--:T--= 



nut jeweils 1 bis 6 Kohlenstoffatomen in den einzelnen Alkylteilen; . ■ . 
Cycloalkyl irut3 bis 6 Kohlenstoffatomen, 

in 2,3-Position verkniipftes 1,3-Propandiyl, 1 ,4-Butandiyl, Methylendioxy. (-O-CH2-O-) 
oder 1,2-Ethylendioxy (-O-CH2-CH2-O-), wobei diese Reste einfach oder mehrfach, 
gleichaitig oder verschieden substituiert sein konnen durch Halogen, Alkyl mit 1 bis 4 
Kohlenstoffatomen und/oder Halogenalkyl mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen und 1 bis 9 
gleichen oder verschiedenen Halogenatomen. 



10 Besonders bevorzugt sind diejenigen Pyrazolopyriirudine der Formel (I), in denen 
R 1 fur einen Rest der Formel 



•-".) 




CH, 




W CF, 





CH, 



0H 3 CH 3 




^CH, 



CH,— ' 



CH, 




# 



CH, 



CH 3 
CH, 



r 



v 



^CH, 




CH, 




oder 



# 




steht, 



15 



wobei # die Ankniipfungsstelle markiert .und wobei fur diejenigen Reste, die in optisch aktiver 
Form vorliegen konnen, jedes der moglichen Stereoisomere oder Gemische davon' vorliegen 
konnen, 
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R 2 fur Wasserstoff, Methyl, Ethyl oder Propyl steht, oder 

: R* und gemeinsam mit dem Stickstoffatom, ^ ^*sie gebun^ 
Piperidinylj Moipholinyl, 




oder *_ 

R* urid R 2 gemeinsam mit dem Stickstoffatom, 1 an das sie gebunden sind, fur einen Rest der 
Foimel - . 



3 \ / T%'< R '")" 



/ 

I.. 

N-^"(R")m Oder ;n 

. R ' •..>•- ..!,;; . v .stehen, 

10 worm • ■ -•' '■ 

R 1 fur Wasserstoff oder Methyl steht, . 

" R" fur Methyl, Ethyl, Fluor, Chlor oder Trifluormethyl steht, 

m fur die Zahlen 0, 1, 2 oder 3 steht, wobei R" far gleiche oder verschiedene feeste steht, 
wenn m fur 2 oder 3 steht, 

) 15 R m far MethylrEthyl, Fluor, Chlor oder Trifluormethyl steht 

und 

n. fur die Zahlen 0, 1, 2 oder 3 steht, wobei R m .fur gleiche oder verschiedene Reste steht, 
. wenn n fiir 2 oder 3 steht, 

R 3 fur Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Iod, Methyl, Ethyl, Isopropyl, Cyclopropyl, 
20 Cyclobutyl, Cyclopentyl, Cyclohexyl, Trifluormethyl, l-Trifluormethyl-2,2,2-Trifluorethyl 

' oder Heptafluorisopropyl steht, 

R 4 fur Haloalkyl mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen, Alkenyl mit 3 bis 5 Kohlenstoffatomen, 
Alkinyl mit 3 bis 5 Kohlenstoffatomen, Cyclopropyl, Cyclopentyl, Cyclohexyl oder fur 
Benzyl steht, 
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R 5 fur Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl, Methoxy, Ethoxy, Methylthio, Methylsulfinyl oder 

, :-«i-^ v J£*.^ /fur Phenyl steht, das einfach bis dreifach, .gleichartig .pdet verschiotjen ; :substituiert sein 
; v "j _ ,kann durch Fluor, ,Chlor, Prom, (^md, b 

5 i-, s-vpder t-Butyl, Ally!, P^.argyi^\Mefco^/gthd>q^ n- oder i-Propoxy, Methylthio, 

Ethylthio, n- oder i-Propylthio, Methylsulfinyl, Ethylsulfinyl, Methylsulfonyl, Ethyl- 
sulfonyl, Allyloxy, Propargyloxy, Trifluormethyl, Trifluorethyl, Difluormethoxy, Trifluor- 
methoxy, Difluorchlormethoxy, Trifluorethpxy, Difluormethylthio, Difluorchlormethyl- 
ihio, Trifluoimethylthio, Trifluoimethylsulfinyl, Trifluorniethylsulfpnyl, Trichlorethinyl- 
10 ,oxy, Trifluorethinyloxy, Chlorallyloxy, Iodpropargyloxy, Methylamino, Ethylamino, n- 

oder i-Propylamino, Dimethylamino, Diethylamino, Acetyl, Propionyl, Acetyloxy,. r 
Methoxycarbonyl, Ethoxycarbonyl, Hydrpximinomethyl, Hydroximinoethyl, 
• Methoximinomethyl, Ethoximinomethyl; Methoximinoethyl, Ethoximinoethyl, Cyclo- 
propyl, Cyclobutyl, Cyclopentyl oder Cyclohexyl, 

15 in 2,3^Position verkniipftes 1,3-Propandiyl, Methylendioxy (-O-CH2-O-) oder 1,2- 

Ethylendioxy (-O-CH2-CH2-O-), wobei diese Reste einfach oder mehrfach, gleichartig 
oder verschieden sein konnen durch Fluor, Chlor, Methyl, Ethyl, n-Propyl, i-Propyl 
und/oder Trifluormethyl. ... 

Eine ganz . besonders bevorzugte Gruppe erjSndungsgemaBer Verbindungen sind Pyrazolo- 
20 pyrimidine der Formel (I), in denen 

Rl, R^ und R^ die-ziivor angegebenen besonders bevorzugten Bedeutungen haben, 



R 4 fur CF 3> CCI3, Allyl, Propargyl, Cyclopropyl oder Benzyl steht, - ■ ■ 

R 5 fur Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Methoxy oder Methylthio steht und 

R 6 fur 2,4-, 2,5- oder 2,6-disubstituiertes Phenyl, oder 2-substituiertes Phenyl oder fur 2,4,6- 
25 . trisubstituiertes Phenyl steht, wobei als Substituenten diejenigen Reste in Frage kommen, 

die im Rahmen der Aufzahlung der besonders bevorzugten Definitionen genannt wurden. 



Die zuvor genannten Reste-Definitionen konnen untereinander in beliebiger Weise kombiniert. 
werden. AuCerdem konnen auch einzelne Definitionen entfallen. 

Verwendet man 3-Cyjmo-5-cltior-6-(2-chlor^-fi^^^ 
30 a]pyrimidin als Ausgangsstoff und Benzyl -magnesium-bromid als Reaktionskomponente, so kann 
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der Verlauf des erfindungsgemafien Verfahrens (a) durch das folgende Formelschema 




Verwendet man 5-Chlpr~6-(2-chlor-pheiiyl)-7-(l ,2-dimethyl-propylamino)-^^ 
. 5 midin als Ausgangsstoff 4-Dimethylamino^^^ als Reaktions- 

komponente urid AluminiumlricMorid als.Katalysator, so kauri der Verlauf des erfmdungsgem&Ben 
Verfahrens (b) durch das folgende Formelschema veranschaulicht werden. 




F 3 C 

r 

10 Die bei der Durchfuhrung des erfindungsgemaiJen Verfahrens (a) als Ausgangsstoffe benotigten 
Cyano-Verbindungen sind durch die Formel (IT) allgemein definiert. In dieser Formel haben R*, 
R^, R^, R^ und R^ vorzugsweise diejenigen Bedeutungen, die bereits im Zusammenhang mit der 
Beschreibung der erfindungsgemaBen Verbindungen der Formel (I) for diese Reste als bevorzugt 
genannt wurden. 

15 Die Cyano-Verbindungen der Formel (H) lassen sich. herstellen, indem man 



d) Halogeno-pyrazolopyrimidine der Formel 
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in welcher 



R3 und die oben angegebehen Bedeutungen haben, 

X* fiir Halogen steht und 

5 . . . Y 1 fiir Halogen steht, 

mit Ami n en der Formel 



1 

H 



;r 2 



10 



in welcher _ ... 

R^undR^ die oben angegebenen Bedeutungen .'haberg.., , :. 

gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdunnungsmittels, gegebenenfalls in Qegenwart 
eines Katalysators und gegebenenfalls in Gegenwart eines Saureakzeptors, umsetzt, 

und gegebenenfalls in einem zweiten Schritt die so erhaltenen Cyano-Verbindungen der 
Fonnel 



) 




(Ha) 



15 



in welcher 

und XV die oben angegebenen Bedeutungen haben, 
mit Verbindungen der Formel 
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R 10 -Me 



(XT) 



R l6 itir gegebenenfalls. substituiertes ^o^Xgegebtoe^ 
..gegebenenfalls substitmertes Alkylsu^ 

5 " Me fur Natrium oder Kalium steht, 

gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels umsetzt. 

Die Halogeno-pyrazolopyrimidine der Formel (X) sind bekannt oder lasssen sich nach bekannten 
Methoden herstellen (vgl. DE-A 103 28 996 und PGT/EP 03/05 1 59). 

. So erhalt man Halogeno-pyr^olopyrimidine der Fom 

10 e) Dihydroxy-p3Tazolppyrimidine der Formel 



OH 




-".lil-i-'i' 



HO N 



(xn) 



CN 



15 



in welcher . • 

R 3 undR^ die oben angegebenenen Bedeutungen haben, 

mit Halogenierungsmitteln gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels um- 
setzt. 

Die Dihydroxy-pyrazolopyrimidine der Formel (XH) lassen sich herstellen, indem man 



f) Aryl-malonester der Formel 



.COOR 



11 



R— CH. 



pan) 



^COOR 



11 



20 



in welcher 



die oben angegebenen Bedeutungen hat und 
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R n ftirAlkylsteht, 



\\ // (XIV) 



in welcher . 

5 ■ R.3 * die oben angegebenen Bedeutungeri hat, 

gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdiiimungsmittels und gegebenenfalls in Gegenwart 
einer starken Base umsetzt. 

Die bei der Durchfuhrung des Verfahrens (f) als Ausgangsstoffe bendtigten Aryl-malonsaureester 
* sind durch die Formel (Xill) allgemein definiert. In dieser Formel hat vorzugsweise diejenigen 
10 Bedeutungen, die bereits im Zusammenhang mit der Beschreibung der erjBndungsgemaBen Stoffe 
der Formel (T) fur diesen Rest als bevorzugt genannt wurden. R 11 steht vorzugsweise fur Alkyl init 
- 1 bis 4 Kohlenstoffatomen, besonders bevorzugt fur Methyl oder Ethyl. 

* . ■• 

Die Aryl-malonester der Formel (XlLL) sind bekannt oder lassen sich nach bekannten Methoden 
herstellen (vgl. US-A 6 156 925). 

15 Die Aminopyrazole • der Formel (XTV) sind ebenfalls bekannt oder lassen sich nach bekannten 
. Methoden herstellen. 

Als Verdiinnungsmittel kommen bei der Durchfuhrung des Verfahrens (f) alle iiblichen, inerten 
organischen Solventien in Betracht. Vorzugsweise verwendbar sind aliphatische, aUcychsche oder 
aromatische Kohlenwasserstoffe, wie Petrolether, Hexan, Heptan, Gyclohexan, Methylcyclohexan, 

20 Benzol, Toluol, Xylol oder Decalin; halogenierte Kohlenwasserstoffe, wie Chlorbenzol, Dichlor- 
benzol, Dichlormethan, Chloroform, Tetrachlormethan, Dichlorethan oder Trichlorethan; Ether, 
wie Diethylether, Diisopropylether, Methyl-t-butylether, Methyl-t-amylether, Dioxan, Tetrahydro- 
furan, 1 ,2-Dimethoxyethan, 1,2-Diethoxyethan oder Anisol; Nitrile, wie Acetonitril, Propionitril, 
n- oder i-Butyronitril oder Benzonitril; Amide, wie N,N-Dimethylformamid, N,N-Dimethyl-r 

25 acetamid, N-Methylformanilid, N-Methylpyrrolidon oder Hexamethylphosphorsauretriamid; Ester 
wie Essigsauremethylester oder Essigsaureethylester;.. Sulfoxide, wie Dimethylsulfoxid; Sulfone, 
wie Sulfolan; Alkohole, wie Methanol, Ethanol, n- oder i-Propanol, n-, i-, sek- oder tert-Butanol, 
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Ethandiol, Propan-l,2-diol, Ethoxyethanol, Methoxyethanol, Diethylenglykolmonomethylether, 

"Als starke Basen kommen bei der Durchfiihrung des Verfahrens (f) vorzugsweise ErdaJJ^limetall- 
>if&n6der Alkalimetall-hydride : oder r-^oholatejs^vae A^alime^^^ 

..SjiiVseien Natriimhydrid, Natriumaim4 Natrium Natnum-ethyiat und Italiiun-tert.-butylat 

Bei der Durchfiihrung des Verfahrens (f) sowie auch bei der Durchfiihrung der anderen in dieser 
Patentanmeldung beschriebenen Verfahren arbeitet man im Allgemeinen unter Atmospharendrucle 
Es ist aber auch moglich, unter erhohtem Druck oder, -sofern keine leicht fltichtigen Reaktions- 
komponenten enthalten sind-, unter vermindertem Druck zu axbeiten. :. 

10 Die ReaMonstemperaturen konnen bei der Durchfuhrung des Verfahrens (f) jeweils innerhalb 
eines groJJeren Bereiches variiert werden. Bei Abwesenheit von Basen arbeitet man^im Allge- 
meinen bei Temperaturen zwischen 100°C und 250°C, vorzugsweise zwischen 120°C und 200°C. 
- vv' Bei Anwesenheit von Basen arbeitet man im Allgemeinen bei Tem.perature;n zwischen 20°C und 

, y-y ; 120°C, vorzugsweise zwischen 20°C und 80°C. . -. -. . 

15 Bei der Durchfuhrung des Verfahrens (f) setzt man auf 1 Mol an Aiyl-malonester der Formel 
(ym) im Allgemeinen 1 bis 15 Mol, vorzugsweise 1 bis 8 Mol an Aminopyrazol der Formel (XIV) 
ein. Die Aufarbeitung erfolgt nach iiblichen Methoden. 

Als Halogenierungsmittel kommen bei der Durchfuhrung des Verfahrens (e) alle iiblichen 
Reagenzien in Betracht, die fur einen Austausch von an Kohlenstoff gebundene Hydroxygruppen 
20 gegeri Halogen geeignet sind. Vorzugsweise verwendbar sind Phosphortrichlorid, Phosphortn- 
bromid, Phosphorpentachlorid, Phosphoroxychlorid, Phosgen, Thioiiylchlorid, Thionylbromid oder 
deren Gemische. Die entsprechenden Fluor-Verbindungen der Formel (VI) lassen sich aus-den 
Chlor- oder Brom-Verbindungen durch Umsetzung mit Kaliumfluorid herstellen. 

Als Verdiinnungsmittel kommen bei der Durchfuhrung des Verfahrens (e) alle fur derartige 
25 Halogenierungen iiblichen organischen Solventien in Frage. Vorzugsweise verwendbar sind ali- 
phatische, ahcyclische oder aromatische Kohlenwasserstoffe, wie Petrol ether, Hexan, Heptan, 
Cyclohexan, Methylcyclohexan, Benzol, Toluol, Xylol oder Decalin; halogenierte Kohlenwasser- 
stoffe, wie Chlorbenzol, Dichlorbenzol, Dichlormethan, Chloroform, Tetrachlormethan, Dichlor- 
ethan oder Trichlorethan. 

30 Als Verdiinnungsmittel kann aber auch das Halogenierungsmittel selbst oder ein Gemisch aus 
Halogenierungsmittel und einem der genannten Verdiinnungsmittel dienen. 
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Die Reaktionstemperaturen konnen bei der Durchfuhrung des Verfahrens (e) j eweils innerhalb 

zwischen 20°C und 150°C, vorzugsweise zwischen 40°C und 120°G. 

; ^h^Bei der Dufchfthnihg des Verfahrens (e) setzt mariliuf 1 Mol afiD 
: »-5 ;.^HFormel (XII) jeweils eirien Uberschuss an Halogenierungsmittel ein. Die Aufarbertung erfolgt hach 
iiblichen Methoden. 

Die bei der Durchfuhrung des Verfahrens (d) als Ausgangsstoffe benotigten Halogeno- 
pyrazolopyrimidine sind durch die Formel (X) allgemein definiert In dieser Fonnel haben und 
vorzugsweise diejenigen Bedeutungen, die bereits im Zusairunenhang mit der Beschreibung der 
10 erfindungsgemaBen Stoffe der Formel (I) fur diese Reste als bevorzugt genannt wurden. X 1 und 

stehen jeweils vorzugsweise fur Fluor, Chlor oder Brom, besonders bevorzugt fur Fluor oder '- J 
Chlor. - 

Die bei der Durchfuhrung des Verfahrens (c) und auch des ^Verfahrens (d) als Reaktions- 
komponenten benotigten Amine sind durch die Formel (IX) allgemein definiert In dieser Formel 
15 haben R* und R^ vorzugsweise diejenigen Bedeutungen, die bereits im Zusamrnenhang mit der .. 
Beschreibung der erfindungsgemaBen Stoffe der Formel (T) fur diese Reste als bevorzugt genannt 
- warden. 

.* . •. 

Die im zweiten Schritt des Verfahrens (d) als Reaktionskomponenten benotigten Verbindungen 
sind durch die Formel (XI) allgemein definiert. la dieser Formel steht R 10 vorzugsweise fur Alkoxy 
20 mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen, Alkylthio mit 1 bis 4.KoMenstoffatomen, Alkylsujfinyl mit 1 bis 4 

KohlenstoffatomelT oder Alkylsulfonyl mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen. Me steht auch vor- ^ 
zugsweise fur Natrium oder Kalium. 

Besonders bevorzugt sind Verbindungen der Formel (XI), in denen R 10 fur Methoxy, Ethoxy, 
Methylthio, Methylsulfinyl oder Methylsulfonyl steht und Me fur Natrium oder Kalium steht. 

25 Die Amine der Formel (DQ und auch die Verbindungen der Formel (XT) sind belcannt oder lassen 
sich nach bekannten Methoden herstellen. 

Als Verdtinnungsmittel kommen bei der Durchfiihrung der ersten Stufe des Verfahrens (d) alle 
iiblichen inerten organischen Solventien in Betracht. Vorzugsweise verwendbar sind halogenierte ' 
Kohlenwasserstoffe, wie beispielsweise Chlorbenzol, Dichlorbenzol, Dichlormeflaan, Chloroform, 
30 Tetrachlormethan, Dichlorethan oder Trichlorethan; Ether, wie Diethylether, Diisopropylether, 
Methyl-t-butylether, Methyl-t-amylether, Dioxan, Tetrahydrofirran, l,2-Dimet±Loxyethan, 1,2- ' 
Diethoxyethan oder Anisol; Nitrile, wie Acetonitril, Propionitril, n- oder i-Butyrorxitril oder Benzo- 
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nitril; Amide, wie N,N-Dimethylfomiamid, NjN-Dimethylacetamid, N-Methylformanilid, N-Me- 

sigsaureethylester, Sirifo^de, wie Dimeth^ 

:fMM-0&l§ Sfuresto des V^rfatoen (d) ^le'j^/deR^ . - v 

■•^5; :: ^jutige Umseteungen iiblichen anorganischen oder prganischen Basen in Frage. Vorzugsweise ver- 
wendbar sind Erdalkalimetall- oder Alkalimetallhydride, -hydroxide, -amide, -alkoholate, -acetate, 
-carbonate oder -hydrogencarbonate, wie beispielsweise Natriumhydrid, Natriurnaroid, Lithium- 
diisopropylamid, Natrixrm-methylat, Natrium-ethylat, Kalium-tert-butylat, Natriumhydroxid, 
Kaliumhydroxid, Natriumacetat, Kaliumacetat, Calciumacetat, Natriumcarbonat, Kaliumcarbonat,. 
10 " Kahumhydrogencarbonat und Natriumhydrogencarbonat, und auBerdem AromoniumVerbindungen 
wie Ammoniumhydroxid, A°Hnoniumacetat und Ammoniumcarbonat, sbwie tertiare Amine, wie 
Trimethylamin, Triethylainin, Tributylarnin, N,N-I>imeaylanilin, N,N-Dimethyl-ben2ylamin, 
Eyridin, N-Methylpiperidin, N-Methylmoipholin, N,N-Dimethylaininopyridin, .Diazabicyclooctan 
(DABCO), Diazabicyclononen (DBN) oder Diazabicycloundecen (DBU). 

15 Als Katalysatoren kommen bei der Durchfuhrung der ersten Stufe des Verfahrens (d) alle fur 
derartige Umsetzungen iiblichen Reaktionsbeschleuniger in Betracht. Vorzugsweise verwendbar 
sind Fluoride wie Natriumfluorid, Kaliirmfluorid oder Ammoniumfluorid. . 

Die Reaktionstemperaturen konnen bei der Durchfuhrung der ersten Stufe des Verfahrens (d) in 
einem groBeren Bereich variiert werden. Im Allgemeinen arbeitet man bei Temperaturen zwischen 
20 0°C und 1 50°C, vorzugsweise bei Temperaturen zwischen 0°C und 80°C. 

Bei der Durchfuhrtmg der ersten Stufe des Verfahrens (d) setzt man auf 1 mol an Halogeno- 
pyrazolopyrirnidin der Formel (X) im Allgemeinen 0,5 bis 10 mol, vorzugsweise 0,8 bis 2 mol an 
Amin der Formel (IX) ein. Die Aufarbeitung erfolgt nach iiblichen Methoden. 

Bei der Durchfuhrung der zweiten Stufe des Verfahrens (d) kominen als Verdxinnungsmittel alle 
25 iiblichen, inerten organischen Solventien in Betracht Vorzugsweise verwendbar sind halogenierte 
Kohlenwasserstoffe,.wie beispielsweise Chlorbenzol, Dichlorbenzol, Dichlormethan, Chloroform, 
Tetrachlormethan, Dichlorethan oder Trichlorethan; Ether, wie Diethylether, Diisopropylether, 
Methyl-t-butylether, Methyl-t-amylether, Dioxan, Tetrahydrofuran, 1,2-Dimetihoxyethan, 1,2- 
Diethoxyethan oder Anisol; Nitrile, wie Acetonitril, Propionitril, n- oder i-Butyronitril oder Benzo- 
30 nitril; Amide, wie N,N-Dimethylformamid, N,N-Dimethylacetamid, N-Methylformanilid, N-Me- 
thylpyrrolidon oder Hexamethylphosphorsauretriamid; Ester wie Essigsauremethylester oder Es- 
sigsaureethylester; Sulfoxide, wie Dimethylsulfoxid; Sulfone, wie Sulfolan. 
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Auch bei der Durchfuhrung der zweiten Stufe des Verfahrens (d) konnen die Reaktions- 
Temperaturen zwischen 0°C xind 150°C, vorzugswerse zwischen 20 6 C und 100 P C. " ?-^.->; 

5 - bindung der Formel (Ha) mit einer aquivalenten Merige oder mit einem Uberschuss an einer Ver- J 
bindung der Formel (XI) um. Die Aufarbeitung erfolgt nach iiblichen Methoden. 

Die bei der Durchfuhrung des erfindungsgemaBen Verfahrens (a) als Reaktionskomponenten 
benotigten Gri^iard-Verbindungen sind durch die Formel (HI) allgemein definiert In dieser 
Formel steht 

10 R^ vorzugsweise fiir substituiertes Alkyl mit 1 bis 6 Kohlenstoffatomen, Alkenyl mit 2 bis 6 . > t y 
Kohlenstoffatomen, Alkinyl mit 2 bis. 6 Kohlenstoffatomen, Cycloalkyl mit 3 bis 6 
KohlenstofEatomen Oder fiir Benzyl, 

X steht auch vorzugsweise fur Chlor, Brom oder Iod. 

Besonders bevorzugt sind Grignard-Verbindungen der Formel (HT), in denen 

15 - R 7 fur substituiertes Alkyl mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen, Alkinyl mit 3 bis 5 Kohlenstoff- 
atomen, Cyclopropyl, Cyclopentyl, Cyclohexyl oder fur Benzyl steht und 

X fur Chlor, Brom oder Jod steht 

Ganz besonders bevorzugt sind Verbindungen der Formel (IH), in denen 

R 7 fur Allyl, Propargyl, Cyclopropyl oder Benzyl steht und 

20 X fur Chlor, Brom oder Iod steht. 

Die Grignard- Verbindungen der Formel (DT) sind bekaimt oder lassen sich nach bekannten 
• Methoden herstellen. 

Als Katalysatoren koramen bei der Durchfuhrung des erfindungsgemaflen Verfahrens (a) alle fiir 
Grignard-Reaktionen Iiblichen Reaktionsbeschleuniger in Betracht Beispielsweise genaimt seien 
25 Kaliumiodid und Iod. 

. . Als Verdiinnimgsmittel kommen bei der Durchfuhrung des erfindungsgemaBen Verfahrens (a, 
Variante B) alle fiir derartige Umsetzungen iiblichen, inerten organischen Solventien in Frage. 
Vorzugsweise verwendbar sind Ether, wie Diethylether, Dioxan oder Tetrahydrofuran, auBerdem 
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aromatische Kohlenwasserstoffe, wie Toluol, und auch Gemische aus Ethern und aromatischen 



^■^^ ToluoLTetr^yd^&am. ; 

Die Reaktionstemperaturen konnen bei der Durchfuhrung des eirEridng^ 
. : V . in -•emem/b^tumrit^\B<areich ^vaniert werden: : : to ^beitet/iom^oei 1 empe^turen 

5 .zwischen-20°Cund-H00°C, vor2Xigsweise zwischen 0°C und 80°C. 

Bei der Durchfuhrung des erfindungsgemaBen Verfahrens (a) setzt man auf 1 Mol an Cyano- 
Verbindung der Formel (II) im Allgemeinen 2 bis 3 Mol an Grignaxd-Verbindiuig der Formel (HI) 
ein. Anschliefiend erfolgt eine wassrige Aufarbeitung nach ublichen Methoden. :" 

Die bei der Durchfuhrung des erfindungsgemaBen Verfahrens (b) als Ausgangssubstanzen be- 
10 notigten Pyrazolopyrimidine sind dufch die Formel (IV) allgemein definiert In dieser Foimel 
haben R 1 , R 2 , R 3 , R 5 und R 6 vorzugsweise diejenigen Bedeutungen, die bereits im Zusanrmen- 
^ang mit der Be^chreiburig der erfindungsgemaBen. -Stoffe ^der^ FomeF (I) -fl^;-diese' r 'keke\.als 
• ' bevorzugt genannt wurden, : " • ;< : 

Die Pyia2X>lopyrimidine der Formel (TV) sind bekannt (siehe z.B. US-A 6,552,026) oder lassen 
15 sich nach bekannten Methoden heirstellen 

. JDie 'bei der Durchfuhrung des erfmdungsgemaBen. V erfaln-ens , (b) - ak ^ 

benotigten Saurehalogenide und Saureanhydride sind durch die Formeln (V) und (VT) allgemein 
. definiert. In der Formel (V) steht 

r8 vorzugsweise fiir Alky 1 mit 1 bis 6 Kohlenstoffatomen, Alkenyl mit 2 bis 6 Kohlenstoff- 
20 atomen, Alkinyl mit 2 bis 6 Kohlenstoffatomen, Cycloalkyl mit 3 bis 6 Kohlenstoffatomen 

oder fur Benzyl, und 

* ■ 
Hal steht vorzugsweise fur Chlor oder Brom. 

Besonders bevorzugt sind Saurehalogenide der Formel (V), in denen 

R 8 fur substituiertes Alkyl mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen, Alkenyl mit 3 bis 5 
25 Kohlenstoffatomen, Alkinyl mit 3 bis 5 Kohlenstoffatomen, Cyclopropyl, Cyclopentyl, 

Cyclohexyl oder fur Benzyl steht und 

Hal fur Chlor oder Brom steht 

Ganz besonders bevorzugt sind Saurehalogenide der Formel (V), in denen 



WO 2005/056558 



-.18- 



PCT/EP2004/013988 



R 8 fur Allyl, Propargyl, Cyclopropyl oder fur Benzyl steht und 



Hal fur Chlor oder Brom stehtl 




) 



R 9 vorzugsweise fiir Beiazyl. 

5 Besoriders bevorzugt sind Saureanhydride der Formel (VI), in denen 

Als 4-Dimethylammopyridm^ bevorzugt ist beispielsweise das kommerziell 

erhaltliche 4-Dimethylammo-l-txifluorace^ dessen Herstellung in 

Synthesis 1996 (9), 1093, beschrieben ist 

Als Katalysatoren kommen bei der Dxirchfiibrung des erfindiingsgemafien Verfahrens (b) alle fiir 
10 Fnedel-Crafts-Reaktionen ubkcherweise verwendbaren ReakhonsbescWeiiniger in Betracht Vor- 
zugsweise verwendbar sind Lewis-Sauren, wie Aliiminiiim-tricMorid, und 
Eisen(IH)chlorid. * 

Als Verdiinnungsmittel kommen bei der Durchfuhrung des erfipdungsgemaflen yerfahreris (b) alle 
- tiblichen, inerten organischen Solventien in Frage, die im Falle. von Friedel-Crafts-Reaktionen 
15 verwendbar sind, vorzugsweise einsetzbar sind Ether, wie Diethylether, Methyl-terf^butyl-ether, ' 
Dioxan oder Tetrahydrofuran, sowie auch Schwefelkohlenstoff. 

Die Reaktionstemperaturen konnen bei der Durchfuhrung des erfindungsgemafien Verfahrens (b) 
innerhalb eines bestimmten Bereiches variiert werden. Im allgemeinen arbeitet man bei 
Temperaturen zwischen -1 0°C und +1 OO^C, vorzugsweise zwischen 6°C und 80°C. ) 

20 Bei der Durchfuhrung des erfindungsgemafieri Verfahrens (b) setzt man auf 1 mol an 
Pyrazolopyrimidin der Formel (IV) im allgemeinen 1 bis 5 mol, vorzugsweise 1 bis 2 mol an 
Saurehalogenid der Foimel (V) und 1,1 bis 5 mol, vorzugsweise 1,1 bis 3 mol an Katalysator, 
beziehungsweise 1 bis 5 mol, vorzugsweise 1 bis 2 mol an Saureanhydrid der Foimel (VI) und 2,1 
bis 6 mol, vorzugsweise 2,1 bis 4 mol an Katalysator ein. Man verfahrt im Allgemeinen in der. 

25 Weise, dass man die Reaktionskomponenten zunachst bei niedriger Temperatur zusammengibt und 
..nach dem Abklingen der anfangs heftigen Reaktion allmahlich bis auf Ruckflusstemperatur erhitzt 
Die Aufarbeitung erfolgt nach iiblichen Methoden. Die bei. der Durchfuhrung des * 
erfindungsgemafien Verfahrens (e) als Ausgangsstoffe benotigten Hydroxy-pyrazolopyrimidine 
sind durch die Formel (VII) allgemein definiert. In dieser Formel haben R 3 und R 6 vorzugsweise 
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diejenigen Bedeutungen, die bereits im Zusammenhang mit der Beschreibung der 

. Die Hydroxy-pyrazolopyriiiiidine der Fonnel (VH) lassen sich nach : dem.Yerf alien Jierstellen, 
wenn man Amino-pyrazole .der Fonnel: (XR0~ euiset% 
Wasserstoffatom tragen. . .. -..'..'J-.. 

Die erfindungsgemaBen Stoffe weisen eine starke mikrobizide Wirkung auf und konnen zur 
Bekampfung von unerwunschten Mikroorganismen, wie Fungi und Bakterien, im Pflanzenschutz 
und im Materialschutz eingesetzt werden. 

Fungizide lassen sich Pflanzenschutz zur Bekampfung von Plasmodiophoromycetes, Oomycetes, 
' Chytridiomycetes, Zygomycetes, Ascomycetes, Basidiomycetes und Deuteromycetes einsetzen. 

Bakterizide lassen sich im Pflanzenschutz zur Bekampfung yon Pseudomonadaceae, Rhizobiaceae, 
Enterobacteriaceae, Corynebacteriaceae und Streptomycetacea:e einse^h/ 

Beispielhaft aber nicht begrenzend seien einige Erreger von pilzliclien und bakteriellen 
Erkrankungen, die unter die oben aiifgezaMten OberbegrijBFe -fallen, genannt: r • ,-..:\ , 

^Xanthomonas-Arten, wie beispielsweise. Xanthomonas campestris pv. oryza,e; ^ 

Pseudonionas-Arten, wie beispielsweise Pseudomonas syringae pv. lachrymans; - / - ; 

Envinia-Arten, wie beispielsweise Erwinia amyloyora; 

Pythium-Arten, wirteispielsweise Pythium ultimum; 

Phytophthora-Arten, wie beispielsweise Phytophthora infestans; - 

r 

Pseudoperonospora-Axten, wie beispielsweise Pseudoperonospora humuli oder 
Pseudoperonospora cubensis; 

Plasmopara-Arten, wie beispielsweise Plasmopara viticola; 
Bremia-Arten, wie beispielsweise Bremia lactucae; 

Peronospora-Arten, wie beispielsweise Peronospora pisi oder P. brassicae; 
Erysiphe-Arten, wie beispielsweise Erysiphe graminis; 
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Sphaerotheca-Arten, wie beispielsweise Sphaerotheca fuliginea; 



Podosphaera-Arten, wie beispielsweise Podosphaera leucotricha; 

1 Venturia-Arten, wie beispielsweise Venturia inaeqi^lis; " ^ ^ ^ „; _ ■ '■ . : :T 

" Pyrenophora-Arten, wie beispielsweise Pyrenophora teres oder P. graminea • . - 

5 (Konidienform: Drechslera, Syn: Helirrinthosporium); 

Cophliobolus-Arten, wie beispielsweise Cochliobolus sativus 

.. (Konidienfoim: Drechslera, Syn: Helmin&osporium); 

Uromyces-Arten, wie beispielsweise Uromyces appendiculatus; r J 

Puccinia-Arten, wie beispielsweise Puccinia recondita; 

10 Sclerotinia-Arten, wie beispielsweise Sclerotinia sclerotiorum; 

Tilletia-Arten, wie beispielsweise filletia caries; '"' 

' Ustilago-Arten, wie beispielsweise Ustdlago nuda oder Ustilago avenae; 

Pellicularia-Arten, wie beispielsweise Pellicularia sasakii; 

Pyricularia-Arten, wie beispielsweise Pyricularia oryzae; 

15 Fusarium-Axten, wie beispielsweise Fusarium culmorum; . J 

Botrytis-Arten, wie beispielsweise Botrytis cinerea; 

Septoria-Arten, wie beispielsweise Septoria nodonim; 

Leptosphaeria-Arten, wie beispielsweise Leptosphaeria nodorum; 

Cercospora-Arten, wie beispielsweise Cercospora canescens; 

20 Altemaria-Arten, wie beispielsweise Alternaria brassicae; 

Pseudocercosporella-Arten, wie beispielsweise Pseudocercosporella herpotrichoides. ■ 

Die erfindungsgema/Jen Wirkstoffe weisen auch eine sehr gute starkende Wirkung in Pflanzen auf. 
Sie eignen sich daher zur Mobilisierung pflanzeneigener Abwehrkrafte gegen Befall durch uner- 
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wiinschte Mikroorganismen. 

Unter pflanzenstarkenden ^ (resis^en^duzierenden) Stoffen sind im vorliegenden Z^sammenhang . 
solche Substanzen zu verstehen, die in der Lage sind, das Abwehrsystem von .Pflanzen so ;zu 

■ :^ v . ? ; -J? : . ^^ ^S stimuliefen, -* : dass die ;behandelten Pflanzen bei : :nacM^ imit ^erw^schten St 

5 Mikroorganismen weitgehende Resistenz gegen diese Mikroorganismen entfalten. 

Unter unerwiinschten Mikroorganismen sind im vorliegenden Fall phytopathogene Pilze, Bakterien 
und Viren zu verstehen. Die erfindungsgemaBen Stoffe konnen also eingesetzt werden, urn • 
Pflanzen innerhalb eines gewissen Zeitraumes nach der Beharidlung gegen den Befall durch die 
genannten Schaderreger zu schiitzen. Der Zeitraum, innerhalb dessen Schutz herbeigefiihrt wird, 
10 erstreckt sich im allgemeinen von 1 bis 10 Tage, vorzugsweise 1 bis 7 Tage nacb der Behandlung 
- der Pflanzen mit den Wirkstoff en.. 

Die gute Pflanzenvertraglichkeit der Wirkstoffe in den zur Bekampfung von Pflanzenkrankheiten 
.r- notwendigen Konzentrationen erlaubt eine Behandlung von oberirdischen Pflanzenteilen, von 
, Pflanz- und Saatgut, und des Bodens. 

15 Dabei lassen sich die erfindungsgemkfien Wirkstoffe mit besonders gutem Erfolg zur Bekampfung 
-von Getxeidekrankheiten, wie- beispielsweise gegen Erysiphe-Arten, von Krankheiten im Wein-, 
Obst- und Gemiiseanbau, wie beispielsweise gegen Botrytis-, Venturia-, Sphaerotheca- und . 
Podospbiaera-Arten, einsetzen. 

Die erfindungsgemaBen Wirkstoffe eigaen sich auch zur Steigerung des Ernteertrages. Sie sind 
auBerdem mindertoxisch und weisen eine gute Pflanzenvertraglichkeit auf. 

Die erfindungsgemaBen Wirkstoffe konnen gegebenenfalls in bestimmten Kpnzentrationen und 
Aufwandmengen auch als Herbizide, zur Beeinflussung des Pflanzenwachstums, sowie zur Be- 
kampfung von tierischen Schadlingen verwendet werden. Sie lassen sich gegebenenfalls auch als 
Zwischen- und Vorprodukte fur die Synthese weiterer Wirkstoffe einsetzen. 

25 ErfindungsgemaB -konnen alle Pflanzen und Pflanzenteile behandelt werden. Unter Pflanzen 
werden hierbei alle Pflanzen und Pfianzenpopulationen verstanden, wie erwiinschte und uner- 
wiinschte Wildpflanzen oder Kulturpflanzen (einschlieiilich naturlich vorkommender Kultur- 
pflanzen). Kulturpflanzen konnen Pflanzen sein, die durch konventionelle Ziichtungs- und 
Optimierungsmethoden oder durch biotechnologische und gentechnologische Methoden oder 
30 Kombinationen dieser Methoden erhalten werden konnen, einschlieBlich jder transgenen Pflanzen 
und einschlieBlich der durch Sortenschutzrechte schutzbaren oder nicht schiitzbaren Pflanzen- 
sorten. Unter Pflanzenteilen sollen alle oberirdischen und unterirdischen Teile und Organe der 
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Pflanzen, wie Spross, Blatt, Blute und Wurzel verstanden werden, wobei beispielhaft Blatter, 

Rhizome aiifgefuhrt werden. Zu deii Mab^nteil^ 
J , r generatives Yermehfimg - * 

Die erfindungsgemaBe Behandlung der Pflanzen und Pflanzenteile mit den Wirkstoffen erfolgt 
direkt oder durch Einwirkung auf deren Umgeburig, Lebensraum oder Lagerraum nach den 
iiblichen Behandlungsmethoden, z.B. durch Tauchen, Spriihen, Verdampfen, Vemebeln, Streuen, 
Aufstreichen und bei Vermehrungsmaterial, insbesondere bei Samen, weiterhin duxch ein- oder 
10 mehrschichtiges Umhiillen. 

. ■* < "\ 

Im Materialschutz lassen sich die erfindungsgemaBen Stoffe zum Schutz von technischen :; J 

Materialien gegen Befall und Zerstorung durch unerwiinschte Mikroorganismen einsetzen. 

. Unter technischen • "Materialien sind vim vorliegendeh Zusamnierihang nichfieben^ 
verstehen, die fur die Verwendung in der Technik zubereitet worden sind. Beispielsweise konnen 
15.. technische Materialien, die durch erfindungsgemaBe Wirkstoffe vor mikrobieller Veranderung 
oder Zerstorung geschiitzt werden sollen, Klebstoffe, L6irne 3 Papier und Karton, Textilien, Leder, 
• ~ Holz, Anstrichmittel und Kunststoffartikel, K^ischmierstoffe und andere Materiahen sein, die 
yon Mikroorganismen befallen oder zersetzt werden konnen. Im Rahmen der zu schutzenden Mate- 
. rialien seien auch Teile von Produktionsanlagen, beispielsweise Kiihlwasserkreislaufe, genannt, . 
20 die durch Vermehrung von Mikroorganismen beeintrachtigt werden konnen. Im Rahmen der vor- 
hegenden Brfindung seien als technische Materialien vorzugsweise Klebstoffe, Leime, Papiere und 
Kartone, Leder, Holz, Anstrichmittel, Kuhkchmiermittel und Warmeubertragungsflussigkeiten ge- ) 
nannt, besonders bevorzugt Holz. 

Als Mikroorganismen, die einen Abbau. oder eine. Veranderung der technischen Materialien be- 
25 wirken konnen, seien beispielsweise Bakterien, Pilze,. Hefen, Algen und Schleimorganismen ge- 
naont. Vorzugsweise wirken die erfindungsgemaBen Wirkstoffe gegen Pilze, insbesondere. 
Schimmelpilze, holzverfarbende und holzzerstorende Pilze (Basidiomyceten) sowie gegen 
Schleimorganismen und Algen. 

Es seien beispielsweise Mikroorganismen der folgenden Gattungen genannt: 
30 Alternaria, wie Alternaria tenuis, . 
Aspergillus, wie Aspergillus riiger, 
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Chaetomium, wie Chaetomium globosum, 

Lentinus, wie Lentmul ti^mus, ^:^f>^ , ^ r W^. ^ ^ 
^Penicilhum, wie Penicillium glaucuin, 
5 Polyporus, wie Polyporus versicolor, 

Aureobasidium, wie Aureobasidium pullulans, r - 
Sclerophoma, wie Sclerophoma pityophila, 
Trichoderma, wie Trichoderma viride, 
Escherichia, wie Escherichia coli, 
10 PseudomoiiaSj wie Pseudomonas aeruginosa, 
. Staphylococcus, wie Staphylococcus aureus. 

'S Die Wirkstoffe konnen in Abhangigkeitvon ihren jeweiligen physikalischen und/oder chemischen 
Eigenschaften in die iiblichen Formulierungen uberfuhrt werden, wie Losungen, Emulsionen, 
Suspensionen, Pulver, Schaume, Pasten, Granulate, Aerosole, Feinstverkapselungen in polymeren 
15 Stofifen und in Hiillmassen fur Saatgut, sowie ULV-Kalt- und Warrnnebel-Formulierungen. 

Diese Formulierungen werden in bekannter Weise hergestellt, zJB. durch Vermischen der Wirk- 
stoffe mit Streckmitteln, also flussigen Losungsmitteln, unter Druck stehenden verfltissigten Gasen 
und/oder festen Tragerstoffen, gegebenenfalls unter Verwendung von oberflachenaktiven Mitteln, 
also Emulgiennitteln und/oder Dispergiermitteln und/oder schaumerzeugenden Mitteln, hn Falle 
. 20 der Benutzung von Wasser als Streckmittel konnen z.B. auch organische Losungsmittel als Hilfslo- 
sungsmittel verwendet werden. Als flussige Losungsmittel kommen im Wesentlichen infrage: Aro- 
maten, wie Xylol, Toluol oder Alkylnaphthaline, chlorierte Aromaten oder chlorierte aliphatische 
Kohlenwasserstoffe, wie Chlorbenzole, Chlorethylene oder Methylenchlorid, aliphatische Kohlen- 
wasserstoffe, wie Cyclohexan oder Paraffine, z.B. Erdolfraktionen, Alkohole, wie Butanol oder 
25 Glycol sowie deren Ether und Ester, Ketone, wie Aceton, Methylethylketoh, Methylisobutylketon 
oder Cyclohexanon, stark polare Losungsmittel, wie Dimethylformamid Und Dimethylsulfoxid, 
sowie Wasser. Mit verfltissigten gasformigen Streckmitteln oder Tragerstoffen sind solche Fliissig- 
keiten gemeint, welche bei normaler Temperatur und unter Normaldruck gasformig sind, z.B. 



Coniophora, wie Cohiophora puetaria, 
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Aerosol-Treibgase, wie Halogenkohlenwasserstoffe sowie Butan, Propan, Stickstoff imd Kohlen- 
^SJ-. dioxid. Als -feste --Tragerstoffe -4coimnen-infi^e:— zJB: .-na&IicEe GeSein^ehle r :^^ 

Tonerden, Talkum, Kreide, Quarz, Attapulgit, Montmorillonit odd- Diatomeenerde und syn- 
thetische Gesteinsmehle, wie hpchdisperse Kieselsaiu-e, AJ^^ 
' : 5 Trager^toffe fur Granulate komirien infrage: z:B. gebrochene und fraklionierte natiirliche Gesteine 
" wie Calcit, Bims, Marmor, Sepiolith, Dolomit sowie synthetische Granulate aus anorganischen und" 
organischen Mehlen sowie Granulate aus organischem Material wie Sagemehl, Kokosnussschalen, 
Maiskolben und Tabakstangel. Als Emulgier und/oder schaumerzeugende Mittei kommen infrage: 
z.B. nichtionogene und anionische Emulgatoren, wie Polyoxyethylen-Fettsaureester, Polyoxy- 
10 ethylen-Fettalkoholether, zJB. AUcylarylpolyglycolether, Alkylsulfonate, Alkylsulfate, Arylsulfo- 
nate sowie Eiweifihydrolysate. Als Dispergiermittel kommen infrage: z.B, Lignin-Sulfitablaugen 
und Methylcellulose. 

Es konnen in den Formulierungen Haftmittel wie Carboxymethylcellulose, natiirliche und synthe- 
tische pulverige, kornige oder latexformige Polymere verwendet werden, wie Gunrmiarabicum, 
15 Polyvinylalkohol, Polyvinylacetat, sowie natiirliche Phospholipide, wie Kephaline und Lecithine, 
. und synthetische Phospholipide. Weitere Additive konnen mineralische und vegetabile Ole sein. 

_ Es konnen Farbstoffe wie anorgasische Pigmente, z.B. Eisenoxid, Titanoxid, Ferrocyanblau und 
organische Farbstoffe, wie Alizarin-, Azo- und MetaUphtlralocyaninfarbstoffe und Spurennahr- 
stoffe, wie Salze von Eisen, Mangan, Bor, Kupfer, Kobalt, Molybdan und Zink verwendet werden. 

20 Die Formulierungen enthalten im allgemeinen zwischen 0,1 und 95 Gewichtsprozent Wirkstoff, 
; vorzugsweise zwischen 0,5 und 90 %. 

Die erfindungsgemaBen Wirkstoffe konnen als solche oder in ihren Formulierungen auch in 
Mischung mit bekannten Fungiziden, Bakteriziden, Akariziden, Nematiziden oder Insektiziden ver- 
wendet werden, um so z.B. das Wirkungsspektrum zu verbreitem oder Resistenzentwicklungen 
25 vorzubeugen. In vielen Fallen erhalt man dabei synergistische Effekte, d.h. die Wirksamkeit der 
Mischung ist groBer als die Wirksamkeit der Einzelkomponenten. 

Als Mischpartner kommen zum Beispiel folgende Verbindungen m Frage: 

Fungizide: 

2-Phenylphenol; 8-Hydroxyquinoline sulfate; Acibenzolar-S-methyl; Aldimorph; Amidoflumet; Ampro- 
30 pylfos; Ampropylfos^otassium; Andoprim; Anilazine; Azaconazole; Azoxystrobin; Benalaxyl; 
Benalaxyl-M; Benodanil; Benomyl; Benthiavalicarb-isopropyl; Benzarnacril; Benzamacril-isobutyl; 
Bilanafos; Binapacryl; Biphenyl; Bitertanol; Blasticidin-S; Boscalid; Bromuconazole; Bupirimate; 
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Buthiobate; Butylamine; Calcium polysulfide; Capsimycin; Captafol; Captan; Carbendazim; Carboxin; 

Chlozolinate; Qpzylacpn; Cy^fimid; (^ufenaimd; Cymoxanfl; ^ 
- . Gyprofu^^ -.. 
■ A v v; ? r 5 ?" Dicloran; " bie^fSt^afb; " : :©ifenb^arole; 1 >Di£lumefonm; y Dmethmmpl; DiinetKomoipli^ " > ; 

*■ - strobia; Diniconazole; Diiiicpnazole-M; Dinocap; Diphenylamine; Dipyrithione; Ditelimfos; Dithianon; 

Dodine; Brazoxolon; Edifenphos; Epoxiconazole; Ethaboxam; Ethirimpl; Etridiazole; Famoxadone; 
Fenamidone; Fenapanil; Fenarimol; Fenbuconazole; Fenfiiram; Fenhexamid; Fenitropan; Fenoxanil; 
Fenpiclonil; Fgipropidin; Fenpropimorph; Ferbam; Fluazinam; Flubenzimiae; Fludioxonil; Flumetover, 
10 Flumoiph; Fluoromide; Fluoxastrobin; Fluquinconazple; Rurpriinidol; Flusilazole; Flusulfamide; Fluto- 
lanil; Flutriafol; Folpet; Fosetyl-Al; Fosetyl-sodium; Fuberidazole; Fiiralaxyl; Furametpyr, Furcarbanil; 
) Furmecyclox; Guazatine; Hexachlorobenzene; Hexaconazole; Hymexaziol; Imazalil; Imibenconazole; 

. iqcrinoctadine triacetate; Imm Iprobeiifos; Jprodione; 

Iproyalicarb; Irumamycin, Ispprpthiplane, Isoyaledione; Kasugamycm; Kresoxim-methyl; Mancozeb; 
a; h 15 Maneb, Meferrmzone; - Mepaiiipyriia; Mepronil; MeMaxyl, Metalaxyl-M; Metconazole; Metha- 
: siflfocacb; Methfuroxarn, Metiram, Metommostrobin; _ Metsulf pvax, Mildiomycin; Myclobutaml; 
Myclozolin, Natamycin; Nicobifen; Nitrothal-isopropyl; Novifliimtcron; JSfuaninol; Ofurace; Oiysa- 
strobin; Oxadixyl; Oxolinic acid; Qxppconazole; Qxycarboxin; : "Q^eofhii^ -Paclobiitrazol;. Pefura- 
- zoate; Penconazole; Pencycuron; Phosdiphen; Phthalide; Picoxystrobin; Piperalin; Polybxins; Poly- 
20 : oxorim;v5Ptpbenazole; 'Prochloraz; "•Prbcynridoxiie; PropdmbcarT^ Propiconazole; 
Prbpineb; Proqiimazid; ProtMoconaziole; Pyraclostrobiri; Pyraidphos; Pyrifenox; Pyrimethanil; Pyro- 
quiloi^ Pyrb;?^ 

Sulfur, Tebuconaizole; Tecloftalaim; Tecnazene; Tetcyclaeis; Tetraconazole; Thiabendazole; Thicyofen; 
3 Thifluzamide; Thiophanate-methyl; Ibiram; Tioxymid; Tolclofos-methyl; Tolylfhianid; Triadimefon; 

:r 25 Triadirnenol; Triazbutil; Triazoxide; Tricyclamide; Tricyclazole; Tridemorph; Trijaoxystrobin; Tiiflu- 
mizofe; Triforine; Triticonazole; Uniconazole; Validamycin A; Vinclozolin; Zineb; Ziram; Zoxamide; 
. (2S)-N-[2-[4-[[3-(4-CMorpte 
nyl)amino]-butanamid; l-(l-Naphthalinyl)-lHi3yfrol-2,5-dion; 2 3 3,5,6-Tetrachlor-4-(methylsulfonyl> 
pyridin; 2-Amino-4-methyl-N^^ 2-Chlor-N-(2 : ,3-dihydro-l J,3-trimefhyl-lH- 

30 inden^yl)~3-pyridincarboxarnid; 3,4,5-^Trichlor-2,6-pyridindicarbonitril; Actinovate; cis-l-(4-Chlor- 
phenyl)-2-(lH-l^,4-triazol-l-yl)-cycloheptanol; Methyl H23^ydro-2,2-dimefliyl-lH-inden-l-yl)- 
lH-iraidazol-5-carboxylat; Monokaliumcarbonat; N-(6-Methoxy-3-pyridinyty 
N-Butyl-8^1J^iimethylethyiy^ 
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sowie Kupfersalze und -zub ereitungen , wie Bordeaux Mischung; ' Kupferhydroxid, 




... ) 



5 Brbiibpol, ^ DicMorophen, Nitrapyrin, Nickel-Dimethyldithiocarbamat, Kasugamyciii, Octhilinpn, 
Furancarbonsaure, Oxytetracyclin, Probenazol, Streptomycin, Tecloftalam, Kupfersulfat und 
andere Kupfer-Zubereitungen. 

Insektizide / Akarizide / Nematizide: .y- r 

1: Acetylcholinesterase (AChE) Inhibitoren 

-1 0 1 .1; Gafbainate 7 (zJB. ' Alanycarb, Aldicarb, Aldoxycarb, Allyxycarb, AT^inoc^b;^Azkmethiphos a 
Bendiocarb, Benfirracarb, Bufencarb/Butacarb, Butocarbdxm 

furan, Cafbosulfan, CUoethocarb, Cournaphos, Cyanofenphos, v Cyanophds, Dimetilan, 
Etitaofencarb, Fenobucarb, Fenothiocarb, Formetanate, Furathiocarb, Isoprbcarb/Metam-sodiiim, 
Methiocarb, Methomyl, Metdlcarb, Oxamyl, Pinimcarb, Promecarb, Propoxur, Thiodicarb, 
15 Thiofanox, Tnazamate, Tnmethacarb, XMC, Xylylcarb) 

1.2 Organophosphate (z B Acephate, Azamethiphos, Azinphps (-methyl, -ethyl), Bromophos- 
ethyl, Bromf eny^ Cadusafos, Carbophenqthipn, CMorethoxyfos, Chlor- 

. ferivinphos, 

CWprfenvinphos, Demeton-S-mefhyl, Demetpn-S-methylsulphpn, Dialifos^ Dichlofen- 
20 thion, Dichlorvos/DDVP, Dicrotophos, Dimethoate, Dimethylvinphos, Dioxabenzofos, Disulfoton, ") 
EPN, Ethion, Ethoprophos, Etrimfos, Famphur, Fenamiphos, Fenitrothion, Fensulfothion, 
Fenthion, Flupyrazpfos, FonofoSj Formothion, Fosmethilan, Fosthiazate, .Heptenophos, 
Iodofenphos, Iprobenfos, Isazofos, . Isofenphos, Isopropyl O-salicylate, Isoxathion, Malathion, 
. Mecarbam, Methacrifos, Methamidophos, Methidathion, Mevinphos, Monocrptophos, Naled, 
25 Omethoate, Oxydemeton-methyl, Parathion (-methyl/-ethyl), Phenthoate, Phorate, Phosalone, 
Phosmet, Phosphamidon, Phosphocarb, Phoxim, Pirimiphps (-methylAethyl), Profenofos, 
Propaphos, . Propetamphos, Prothiofos, Prothoate, Pyraclofos, Pyridaphenthion, Pyridathion, 
Quinalphos, Sebufos, Sulfotep, Sulprofos, Tebupirimfos, Temephos, Terbufos, Tetrachlorvinphos, 
Thiometon, Triazophos, Triclorfon, Vamidothion) . 
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2. Natrium-Kanal-Modulatoren / Spannungsabhangige Natrium-Kanal-Blocker 

i#2;fP^^ 

.^lethrin, BioaUethrin^-cyclopenlyl-isomer, Bioethanbmetbrin, - Biopennetlu^^ 
CWovaporthrrn, ~ Cis<^ermethnp, Cis-Resmethri^ Clocythnn, Cyclop 

Cyfluthrin, Cyhalothrin, .C^eimethriri (alpha-, . beta-, ifiete-;"' idta-), Vf't^hraptiirin, DDT, 

. Deltamethrin, Empentl^rin (IR-isomer), Esfenvalerate, Etofenprox, Fenfluthrin, Fenpropathrin, 
Fenpyrithrin, Fenvalerate, Flubrocythrinate, Flucythrinate, Flufenprox, Flumethrin, Fluvalinate, 
Fubfenprox, Gamma-Cyhalothrin, Imiprothrin, Kadethrin, Lambda-Cyhalothrin, Metofluthrin, 
Permethrin (cis-, trans-), Phenothrin (lR-trans isomer), Prallethrin, Profluthrin, Protrifenbute, 

. .Pyresmefhrin, Resmethrin, RU 15525, Silafluofen, Tau-Fluvalrnate, Teiluthrin, TeraUethrin, 
Telramethrin (lR-isomer), Tralometbrin, Transfluthrin, ZXI 8901, PyrethriBS (^yretrirum)) 

2.2 Oxadiazrne (z.B. Indoxacarb) 

3. Acetylcholin-Rezepior-Agonisteri/-Antagonisteh 

3.1 Chloromcotmyle/Neomcotrnoide (zB. Acetamipnd, Clothiamdin, I>tQOtefurari, Lmdacloprid, 
Nitenpyrarn, Nithiazine, Thiacloprid, Thiamethoxam) 

3.2 Nicotine, Bensultap, Cartap 

4. Acetylcholin-Rezepior-Modulcitoren 
4.1 Spinosyne (z.B. Spinosad) 

5. GABA-gesteuerte Chlorid-Kanal-Antagonisten 

5.1 Cyclodiene Organochlorine (z.B. Carnphechlor, CMordane, Endosulfan, Gamma-HCH, HCH, 
HeptacMor, Lindane, Methoxychlor 

5.2 Fiprole (z.B. Acetoprole, Ethiprole, Fipronil, Vaniliprole) 

6. Chlorid-Kanal-AHivatoren • 



6.1 Mectine (z.B. Abamectin, Avermectin, Emamectin, Emamectrn-benzoate, Ivermectin, Milbe- 
mectin, Milbemycin) 
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7. Juvenilhormon-Mimetika 

;.VAV^v*(z£. Diofeholan,.!^^ 
. vC* iV«^* /Triprene) ;/ ^vv^y ; '- 




5 8.1 Diacylhydrazine (z3/ Chroimfenozide/Halofeno2ide 5 Methoxyfenozide, Tebufenozide)/ 
9. Inhibitor en der Chitinbiosynth.es e 

9.1 Benzoylhamstoffe (zJB. Bistriiuron, Chlofltiazuron, Diflubenziiron, Flxiazuron, ftupycloxuron, 
Flufenoxuron, Hexaflumuron, Lufenurori, Novaluron, Novifluraturon, Penfluron, T^flubenzuron, 
Triflumuron) 



10 9.2 Buprofezin 
93 Cyromazine 



10. Inhibitor en der oxidativen Phosphorylierung, ATP-Disruptoren 



10.1 Diafenthiuron ~. 

10.2 Organotine (zJB. Azocyclotin, Cyhexatin, Fenbutatin-oxide) 

15 11. Enikoppler der oxidativen Phoshorylierung durch Unterbrechung des H-Protongradienten 

11.1 Pyrrole (z^BrChlorfenapyr) 

11.2 Diiritrophenole (z.B. Binapacyrl, Dinobuton, Dinocap, DNOC) 
12. Site-I~Elektronentransportinhibitoren 

12.1 METTs (zJB. Fenazaquin, Fenpyroximate, Pyrimidifen,- Pyridaben, Tebufenpyrad, 
20 Tolfenpyrad) 

12.2 Hydramethylnone 

12.3 Dicofol 



13. Site-H-Elektronentransportinhibitoren 



13.1 Rotenone 



3 



0 



WO 2005/056558 PCT/EP2004/013988 

-29- 

14. Site-in-Elektronentransportinhibitoren 



iS.MikrobielleDisruptoren derlnsefoendarm : __■>'" " V- 

. : Bacillus thuringiensis-StaniTrie 
5 16. Inhibitoren der Fetisynthese 

16.1 Tetronsauren (zJB. Spirodiclofen, Spiromesifen) 

16.2 Tetramsauren [z.B. 3<2,5-Dimethylphenyl>8-methoxy-2-oxo-l-azas^ 
ethyl carbonate (alias: Carbonic acid, 3-(2,5-dimethylpheny^ 
: azaspiro[4.5]dec-3.-enT4-yl ethyl ester, CAS-Reg. r No.: 382608-1 0 T 8) and CarboniQ acid,jcis-3-(2,5- 

• .10 . dii^ ethyl,:,, ester./ ^(D^^Reg:-No.: 

; , 203313-25-1)] ■, • :v;>-,: •.•>'- -,, t ^ , v,, ■ J. :V- - -i — ^ ; 

77. Carboxamide 

(z.B. Flonicamid) - * . " 

18. Ofoopaminerge Agdnisien 
15 (z.B. Amitraz) 

7P. Inhibitoren der Magnesium-sti?nulierte?tATPase 
(z.B. Propargite) 

20. Phthalamide 

(z.B . N 2 -[l , 1 .Dime1hyl-2-(methy^ ,2,2,2-tetrafluor-l - 

20 (1rifLuonnethyl)ethyl]phenyl3-l 5 2-benzenedicarboxamide (CAS-Reg.-No.: 272451-65-7), 
Flubendiamide) 

21. Nereistoxin-Analoge 



(zJB. Thiocyclam hydrogen oxalate, Thiosultap-sodium) 
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22. Biologika, Hormone oder Pheromone 

(z.B. Azadirachtih, Bacillus spec, Beauveria spec, Ctodlemqne, Metarrhizium spec., ; Paecilomydes 
. spec, Thuringiensin, 'VerticilHum. sp'ec;):^ vl . ... .. • i . ..Jl^..*.. - . V 

23. Wirkstoffe mit unbekannten oder nicht spezifischen. Wirkmechanismen 

23.1 Begasungsmittel (z.B. Aluminium phosphide. Methyl bromide, Sulfuryl fluoride) 

23.2 Selektive FraBhemmer (zJB. Cryolite, Flonicamid, Pymetrozine) 

23.3 Milbenwachstumsinhibitoren (z.B. Clpfentezine, Etoxazole, Hexythiazox) 

23.4 Amidoflumet, Benclothiaz, Benzoximate, Bifenazate, Bromopropylate, Buprofezin, Chinome- 
. thionat, Chlordimeform, Chlorobenzilate, Chloropicrin, Clothiazoben, Cycloprene, Cyflumetofen, 

: ^ Dicyclanil, Fenoxacrim, Fentrifanil, \ Flubenzimine, Flufenerim, Flutenzin, GoSsyplure, Hydra- 
methylnone, Japbnilure, Metoxadiazone, Petroleum, Piperonyl butoxide, Potassium ;oleate, Pyra- 
fluprole, Pyridalyl, Pyriprole, Sulfluramid, Tetradifon, Tetrasul, Triarathene, Verbutin, 

-femer die Verbmdung 3-Methyl-phmyl-propylcarbarnat (Tsumacide Z), die Verbindung 3-(5-Chlor-3- 
_pyridinyl>8-(2,2,2-trifluore^^ (CAS-Reg.-Nr. 1S5982-80-3) 

und das entsprechende 3-endo-Isomere (CAS-Reg.-Nr. 185984-60^5) ..("YgL WQ 96/37494, WO 
98/25923), sowie Praparate, welche insektizid wirksame Pflanzenextrakte, Nematoden, Pilze oder Viren 
"enthalten.. • • 

Auch eine Mischung mit anderen bekaimten Wirk^toffen, wie Herbiziden oder mit Diingemitteln 
und Wachstumsregulatoren, Safener bzw. Semiochemicals ist moglich. 

Dariiber hinaus weisen die erfindungsgemafien Verbindungen der Formel (T) auch sehr gute anti- 
mykotische Wirkungen auf. Sie besitzen ein sehr breites antimykotisches Wirkungsspektrum, ins- 
besondere gegen Dermatophyten und Sprosspilze, Schknmel und diphasische Pilze (z.B. gegen 
Candida-Spezies wie Candida albicans, Candida glabrata) sowie Epidermophyton floccosum, 
Aspergillus-Spezies wie Aspergillus niger und Aspergillus furnigatus, Trichophyton-Spezies wie 
Trichophyton mentagrophytes, Microspbron-Spezies wie Microsporon canis und audouinii. Die 
Aufzahlung dieser Pilze stellt keinesfalls eine Beschrankung des erfassbaren mykotischen 
Spektrums dar, sondern hat nur erlauternden Charakter. 

Die Wirkstoffe konnen als solche, in Form ihrer Formulierungen oder den daraus bereiteten An- 
wenduhgsformen, wie gebrauchsfertige Losungen, Suspensioneri, Spritzpulver, Pasten, losliche 
Pulver, Staubemittel und Granulate angewendet werden. Die Anwendung geschieht in iiblicher 
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Weise, zJ3. durch GieBen, Verspritzen, Verspriihen, Verstreuen, Verstkuben, Verschaumen, Be- 



^v^stfeiclien usw. Es ist feraer ino^lichj^die ^^^kstoffe^iach ~dem*piti£^I^^ 

ziibringen oder die Wirkstoffzubereitung oder den Wirkstoff selbst in den Boden zu injiziereh. Es 




:?*. : >.-5j J -*3eim Einsatz der erfindungsgemaCen Wirkstoffe als Fungizide konnen die Aufwandmengen je 
nach Applikationsart innerhalb eines grofieren Bereiches variiert werden. Bei der Behandlung von 
Pflanzenteilen liegen die Aufwandmengen an Wirkstoff im allgemeinen zwischen 0,1 und 
10.000 g/ha, vorzugsweise zwischen 10 und 1.000 g/ha. Bei der Saatgutbehandlung liegen die Auf- 
wandijiengen an Wirkstoff im allgemeinen zwischen 0,001 und 50 g pro Kilogramm Saiatgut, vbr- 



10 zugsweise zwischen 0,01 und 10 g pro Kilogramm Saatgut. Bei der Behandlung des Bodens liegen 
. die Aufwandmengen an Wirkstoff im allgemeinen zwischen 0,1 und 10.000 g/ha, vorzugsweise 
zwischen 1 und 5.000 g/ha. 

Wie bereits oben erwahnt, konnen erBndungsgemaB alle Pflanzen. und deren Teile behandelt . 

werden. In einer bevdrzugten Ausfuhrungsform werden wild vorkonnnende odeir durch 
15 konventionelle biologische Zuchtmethoden, wie Kreuzung oder Protoplastenfiision erhaltenen 

Pflanzenarten und Pflanzensorten sowie deren Teile behandelt. In einer weiterra bevorzugten Aus- 
_fuhrungsform werden transgene -Pflanzen und Pflanzensorten, die durch gentechnologische 

Methoden gegebenenfalls in Kombination mit konventionellen Methoden erhalten wurden 

(Genetically Modified Organisms) und deren Teile behandelt. Der Begriff „Teile" bzw.%,Teile von 
20 Pflanzen" oder JPflanzenteile" wurde oben erlautert. 

Besonders Hevorzugt werden erfindungsgemaB Pflanzen der jeweils handelsublichen oder in 
Gebrauch befindlichen Pflanzensorten behandelt. Unter Pflanzensorten versteht man Pflanzen mit 
neuen Eigenschaften („Traits"), die sowohl durch konventionelle Zuchtung, durch Mutagenese 
oder "durch rekombinante DNA-Techniken geziichtet worden sind. Dies konnen Sorten, Rassen, . 
25 Bio- und Genotypen sein. 

Je nach Pflanzenarten bzw. Pflanzensorten, deren Standort und Wachstumsbedingungen (Boden, 
Klima, Vegetationsperiode, Emahrung) konnen durch die erfindungsgemafle Behandlung auch 
iiberadditive („synergistische cc ) Effekte auftreten. So sind beispielsweise erniedrigte Aufwand- 
mengen und/oder Erweiterungen des Wkkungsspektrums und/oder eine Verstarkung der Wirkung 
30 der erfindungsgemaB verwendbaren Stoffe und Mittel, besseres Pflanzeriwachstum, erhohte 
Toleranz gegeniiber hohen oder niedrigen Temperaturen, erhohte Toleranz gegen Trockenheit oder 
gegen Wasser- bzw. Bodensalzgehalt, erhohte Bliihleistung, erleichterte Ernte, Beschleunigung der 
Reife, hohere Ernteertrage, hohere Qualitat und/oder hoherer Ernahrungswert der Emteprodukte, 
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hohere Lagerfahigkeit und/oder Bearbeitbarkeit der Ernteprodukte moglich, die xiber die eigentlich 

^g^-gfffr-ZU erwartendm EffeTete hina ilqgeliprn^^ ^ .- • H" ^^^ " v ;-^y^-^- ? - ••y'-- -y^ *& 

. Zu den bevorzugten erfindungsgemaB zu behandelnden.transgenen (genteclniologisch ferhalteneii) ; 
; Pflanzen bzwi Pfl^zensorten "geh5ren^ie'raa^^nV die ditfch'd^ 

'i'*5 '- genetisches Material erhielten, welches diesen Pflanzen Vbesondere vorteilhafte wertvolle 
Eigenschaften („Traits") verleiht. Beispiele fur solche Eigenschaften sind besseres Pflanzenwachs- 
tum, erhohte Toleranz gegeniiber hohen oder niedrigen Temperaturen, erhohte Tdleranz gegen 
Trockenheit oder gegen Wasser- bzw. Bodensalzgehalt, erhohte Bliihleistung, erleichterte Ernte, 
Beschleunigung der Reife, hohere Ernteertrage, hohere Qualitat und/oder hoherer Ernahrungswert 

10 der Ernteprodukte, hohere- Lagerfahigkeit und/oder Bearbeitbarkeit der Ernteprodukte. Weitere. 
und besonders hervorgehobene Beispiele fiir solche Eigenschaften sind eine erhohte Abwehr der 
Pflanzen gegen tierische und mikrobielle Schadlinge, wie gegeniiber Tnsekten, Milben, 
pflanzenpathogenen Pilzen, Bakterien und/oder Viren sowie eine erhohte Toleranz der Pflanzen 
gegen bestimmte herbizide Wirkstoffe. Als Beispiele transgener Pflanzen werden die wichtigen 

15 Kultarpflanzen, wie Getreide (Weizen, Reis), Mais, Soja, Kartoffel, Baumwolle, Tabak, Raps 
sowie Obstpflanzen (mit den Friichten Apfel, Birnen, Zitrusfriichten und Weintrauben) erwahnt, 
wobei Mais, Soja, Kartoffel, Baumwolle, Tabak und Raps besonders hervorgehoben werden. Als 
/" Eigenschaften (,,Traits") werden besonders hervorgehoben die erhohte Abwehr der Pflanzen gegen 
Insekten, Spinnentiere, Namatoden und Schnecken durch in den Pflanzen entstehende Toxine, 

20 insbesondere solche, die durch das genetische Material aus Bacillus Thuringiensis (z.B. durch die 
Gene CrylA(a), CryIA(b), CiylACc), CryllA, CryEIA, CryIHB2, Cry9c Cry2Ab, Cry3Bb und 
: CrylF sowie deren Kombinationen) in den Pflanzen erzeugt werden (im folgenden "Bt Pflanzen"). 
Als Eigenschaften („Traits") werden auch besonders hervorgehoben die erhohte Abwehr von 
Pflanzen gegen Pilze, Bakterien und Viren durch Systemische Akquirierte Resistenz (SAR), 

25 Systemin, Phytoalexine, Elicitoren sowie Resistenzgene und entsprechend exprimierte Proteine 
und Toxine. Als Eigenschaften („Traits £C ) werden weiterhin besonders hervorgehoben die erhohte 
Toleranz der Pflanzen gegeniiber bestimmten herbiziden Wirkstoffen, beispielsweise Imidazoli- 
nonen, Sulfonylhamstoffen, Glyphosate oder Phosphinotricin (zJB. I, PAT"-Gen). Die jeweils die 
gewiinschten Eigenschaften („Traits") verleihenden Gene konnen auch in Kombinationen 

30 miteinander in den. transgenen Pflanzen vorkommen. Als Beispiele fur "Bt Pflanzen" seien. 
Maissorten, Baumwollsorten, Sojasorten und Kartoffelsorten genannt, die unter den Handels- 
bezeichnungen YIELD GARD® (z.B. Mais, Baumwolle, Soja), KnockOut® (z.B. Mais), 
StarLink® (z.B. Mais), Bollgard® (Baumwolle), Nucoton® (Baumwolle) und NewLeaf® 
(Kartoffel) vertrieben werden. Als Beispiele fur Herbizid tolerante Pflanzen seien Maissorten, 

35 Baumwollsorten und Sojasorten genannt, die unter den Handelsbezeichnungen Roundup Ready® 
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(Toleranz gegen Glyphosate zJ3. Mais, Baumwolle, Soja), Liberty Link® (Toleranz gegen Phosr- 
Sulfonylhamstofife zJB. Mais) vertrieben werden. Als>& 




kurift entwickelte bzw. zaikunftig auf den Markt kommpnde Pflanzensorten mit diesen oder zu- 
kiinftig entwickelten genetischen Eigenschaften („Traits")^ 

Die aufgefuhrten Pflanzen konnen besonders vorteilhaft erfindungsgemaB mit den Verbindungen 
der allgemeinen Foimel <T) bzw. den erfindungsgemaBen Wirkstpffmischungen behandelt werden. 
10 Die bei den Wirkstoffen bzw. Mischungen oben angegebenen Voraigsbereiche gelten auch fur die 
Behandlung dieser Pflanzen. Besonders hervorgehoben sei die Pflanzenbehandliing mit den im 
"ydrUbgcaadbn Text speziell aufg6Bil^en V 

• Weiterhin eignen sich die erfindungsgemaBen Verbindungen der Formel (I) zur Unterdnickung des 
^ Wachstums von Tumor:zellen in Menschen und Saugetieren. Dies basiert auf einer Wechsel- 
15 - wirkung der erfindungsgemaBen Verbindungen nut Tubulin und Mikrotubuli und durch Forderung 
. . - derMikrptubuli-Polymerisation. : . . v 

- Zu diesem Zweck kann man erne wirksame Menge an einer oder mehreren Verbindungen der For- 
...-^..f melQ oder /, J.-or- ^i« s \.: 

Die Herstellung und die Verwendung der erfindungsgemaBen Wirkstofie geht aus den folgenden 
20 Beispielen hervor. ~. 
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Herstellonesbeispiele 




^ • ' - F 



>-i<; 



0,500 g {1^18^ Jnmdl). 5-Chlor-6-(2-c^^^ 
5 a]pyrimidin und 0,438 g (1,318 mmol) 4-DimefoylamM^ 

werden in 66,0 g 1 ,2-Dichlorethan Vorgelegt, %uf 0°C abgekiihlt uid imt 0,439 g<3 ,296 mmol) 
Alunmuumtnchlorid versetzV wobei die Teinperatuf 5°C nicht uberschntt. Es wurde iiber Naeht 
bei Raumtemperatur geruhrt Der Ansatz wurde emgeengt, mit einem Gemisch aus Essig- 
saureethylester und Wasser versetzt Und mit Salzsaiire sauer gestellt^Naiph' Extratoon\win-de diei 
10 - ; organische Phase getrocknetimd eingeengt. - 

Man erhieit auf diese • Weise -3-Trifluoracet^^^ 
piperidino)-pyra^olo[l,5-a]pyrindd 

HPLC: logP = 5,44 

Analog wurde erhalten 

15 Beispiel2 

H 3 C^.CH 3 




HPLC: LogP = 5,0S 
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Herstellung von Ausgangssiibstanzen 



Beispiel 3 




.... Verfahren (d): . .. = . •/ ■.<,-' - - ' ••• 

5 Eine Losung yon 5 mmol 3-Cyano-5,7-dicMor-6-(2-chlor^ 

in 10 ml Acetonitril wird bei Raiimtemperatur unter Ruhren in ein Gemisch aus 30 ml Acetonitril, 
5 mmol Kaliumcarbonat und 5 mmol 4^Methyl-pipendm eingetropft Das Reaktionsgerxnsch ^yird 
15 Stunden bei Raumtemperatur geruhrt und dann in Wasser eingeriihrt. Das enistiehende Gemisch 
wird dreimal mit Essigsaureethylester extrahiert. Die vereinigten organischen Pha^en werden uber 
10 -Natriumsulfat getrocknet und dann omter ^errnindertem Dnick eingeengt. Man erhalt auf diese 
Weise 4,28 mmol (86 % der Theorie) an 3HC^anb-5-^ 
piperidino)-pyrazolo[l,5-a)pyrinndiri. 



D 



15 



logP(pH = 2,3) = 4,88 
Beispiel 4 



CH, 



x CH-C(CH 3 ) 3 




CN 



Die Herstellung der Verbindung der oben angegebenen Formel erfolgt nach der im Bereich 4 
angegebenen Methode. 



HPLC: logP = 4,92 
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Beispiel 5 




Verfahren (f): . 

48 g (0,184 Mol) 2-CMor^fluor-phenylmalonsauredimethyl^ werden mit 19,91 g (0,184 Mol) 
5 4-Cyano-5-amino-pyrazol und mit 37,55 g (0,203 Mol) Tri-n-butylamin vermischt und 6 Stunden 
bei 180°C geriihrt Das bei der Reaktion entstehende Methanol wird kontinuierlich abdestilliert. 
Anschlieliend wird das Reaktionsgemisch auf Raumtemperatur abgekiihlt. Bei 95°C und 1 mbar 
werden fltichtige Komponenten abdestilliert. Man erhalt ils Ruckstand 6-(2-Clilor-4-fluor-phenyl)- 
5,7-dihydroxy^yra^ " in "Form ernes Rohproduktes, das ohne 

10 zusatzliche Reimgung fur die weitere* Synthese verwendet wird. 



Beispiel 6 




CN 



Verfahren (e): 

Das gemafl Beispiel 6 erhaltene 6-(2-Chlor-4-fluor-phenyl)-5,7-dihy 
15 midin-3-carbonitril wird im Rohzustand in 367,3 g (2,395 Mol) Phosphoroxychlorid gelost. Man 
gibt bei Raumtemperatur 31,95 g (0,153 Mol) Phospborpentachlorid in Portionen dazu. Dann 
kocht man die Mischung 12 Stunden unter Riickfluss. Die fliichtigen Komponenten werden unter 
vermindertem Druck abdestilliert, der Ruckstand wird mit Dichlormethan versetzt und mit Wasser 
gewaschen. Die organische Phase wird iiber Natriumsulfat getrocknet und .unter vermindertem 
Druck eingeengt. Der Ruckstand wird mit 3 Teilen Cyclohexan und 1 Teil Essigsaureethylester als 
Laufmittel an Kieselgel chromatographiert. Man erhalt 21 g 95,7 %iges 3-Cyano-5,7-dichlor-6-(2- 
cHor-4-fluorphenyl)-pyrazolo[ 1 ,5-a]pyrimidin. 



HPLC: logP = 3,49 
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Beispiel A 

Bdtrytis -Test (Bohne) / protekdv 

_ - rLosungsmittel: -. . . -24.5 Gewichtsteile Aceton rr . - , p S^",&S^ ^ r ':^X 'I %^ 

' : 
5 Emulgator: 1,0 Gewichtsteile Alkyl-Aryl-Polyglykolether 

Zur Herstellung einer zweckmaBigen Wirkstoj5zubereitung vennischt man 1 Gewichtsteil Wirk- 
stoff mr t den angegebenen Mengen Losuhgsmittel und Emulgator und verdunnt das Konzentrat mit 
Wasser auf die gewunschte Konzentration. 

Zur Priifung auf protektive Wirksamkeit werden junge Pflanzen mit der WirkstofYizaibereitung in 
10 der angegebenen Aufwandmenge bespruht. Nach Antrocknen des Spritzbelages werden auf jedes 
Blatt 2 Ideine mit Botrytis cinerea bewachsene Agarstuckchen aufgelegt Die inokulierten Pflanzen 
werden in einer abgedunkelten Kammer bei ca. 20°C mad 100 % relativer Luftfeuchtigkeit aufge- 
stellt. 

2 Tage nach der Indkulation wird die GroBe der BefallsELecken auf den Blattern ausgewertet. Dabei 
15 bedeutet 0 % ein Wirkungsgrad, der demjenigen der Kontrolle entspricht, wahjend ein Wirkungs-' 
" grad von 100 % bedeutet, dass kem BefaU beobachtet \u 

* - . ■ . ■. . - ■ "* . *• 

In diesem Test, zeigte die ; irn Beispiel 1 aufgeftihrte eifmdungsgemaBe Verbindung bei einer Auf- 
wandmenge von 500 g/ha einen Wirkungs grad von iiber 90 %. . 
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Patentanspriiche 



i . . Pyiarolopyriinidine der Formel 




GO 



inwelcher . . 

5 R 1 fur gegebenenfalls substituiertes Alkyl, gegebenenfalls substituiertes Alkenyl, ge- 

gebenenfalls substituiertes Alkinyl, gegebenenfalls substituiertes Cycloalkyl oder 
fur gegebenenfalls substituiertes Heterocyciyl steht, "'■ 

R^ fur Wasserstoff oder Alkyl 5 steht, oder 

R 1 und R 2 gemeinsain mit dem Stickstoffatom* an das sie gebimden 'sind, fur einen gege- 

10 benenfalls substituierten heterocyclischen Ring stehen,*''* ' 

■ '*..'' •• • ' * * . 1 

R 3 fur Wasserstoff, Halogen, gegebenenfalls substituiertes Alkyl oder gegebenenfalls 
substituiertes Cycloalkyl steht, . 

R^ fuFsubstituiertes Alkyl, gegebenenfalls substituiertes Alkenyl, gegebenenfalls sub- . 
stituiertes Alkinyl, gegebenenfalls substituiertes Cycloalkyl oder gegebenenfalls 
15 ■ substituiertes Benzyl steht, 

R 5 fur Halogen, gegebenenfalls substituiertes Alkyl, gegebenenfalls substituiertes 
Alkoxy, gegebenenfalls substituiertes Alkylthio, gegebenenfalls substituiertes 
Alkylsulfinyl oder gegebenenfalls substituiertes Alkylsulfonyl steht und 

R^ fiir gegebenenfalls substituiertes Aryl steht. 

20 2. Pyrazolopyrimidine der Formel (I) gemaB Anspruch 1 

R 1 .fiir Alkyl mit 1 bis 6 Kohlenstoffatomen steht, das einfach bis funJBfach, gleichartig 
oder verschieden substituiert sein kann durch Halogen, Cyano, Hydroxy, Alkoxy 



- ) 
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mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen und/oder Cycloalkyl mit 3 bis 6 Kohlenstoff- 

Rl fur Alkenyl nut 2 bis 6 K^^ 

t J c : 5 Alk6xy\W-l^bis,4 -Kohlenstoffatomen iind/oder' : Cycloalkyl mit 3 bis 6 Kohlen- 

stoffatomen, oder 

R 1 fur Alkinyl mit 3 bis 6 Kohlenstoffatomen steht, das einfach bis dreifach, gleich- 
artig oder verschieden substituiert sein kann durch Halogen, Cyano, Alkoxy mit 1 
bis 4 Kohlenstoffatomen und/odet Cycloalkyl mit 3 bis 6 Kohlenstoffatomen, oder 

j 10 v R 1 fur Cycloalkyl mit 3 bis 6 Kohlenstoffatomen , steht, das einfach bis dreifach, 

igleichartig oder verschieden substituiert sein kann durch Halogen und/oder Alkyl 

.•/<£ r\ mit 1 bis 4 KoMeiistoffatomien, oder,; := ;;:^9;&-:;w-vf %;..'i 

5> • Rl fur gesattigtes oder,ungesattigtes Heterocyclyl mit 5 oder 6 Ringgliedem und 1 bis 
i=>-..' :.^ o v ^ i 3 Heteroatomen, wie -Stickstoff, Sauerstoff. und/oder .Schwefel, steht,. wobei das 

15 Heterocyclyl einfach oder zweifach substitiriertsein kann durch" Halogen, Alkyl 

. mit 1 bis 4 Kohleastoffatomen, Cyano* Nitro und/oder Cycloalkyl mit 3 bis 6 
Kohlenstoffatomen, " 

R 2 fur Wasserstoff oder Alkyl mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen steht, oder 

Rl und R? gemeinsam mit dem Stickstoffatom, an das sie gebunden sind, fur einen 
) .20 gesattigten oder ungesattigten heterocyclischen Ring mit 3 bis 6 Ringghedern 

stehen, wobei der Heterocyclus ein weiteres Stickstoff-, Sauerstoff- oder 
Schwefelatom als Ringglied enthalten kann und wobei der Heterocyclus bis zu 
dreifach substituiert sein kann durch Fluor, Chlor, Brom, Alkyl mit 1 bis 4 Kohlen- 
stoffatomen und/oder Halogenalkyl mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen und 1 bis 9 
25 Fluor- und/oder Chloratomen, ' 

R 3 fur Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, lod, Alkyl mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen, 
Halogenalkyl mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen und 1 bis 9 Halogenatomen oder fiir 
Cycloalkyl mit 3 bis 6 Kohlenstoffatomen steht, 

r4 fur Haloalkyl.mit 1 bis 6 Kohlenstoffatomen, Alkenyl mit 2 bis 6 Kohlenstoff- 
30 atomen, Alkinyl mit 2 bis 6 Kohlenstoffatomen, Cycloalkyl mit 3 bis 6 Kohlen- 

stoffatomen oder fiir Benzyl steht, 
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R 5 fur Fluor, Chlor, Brom, Alkyl mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen, Alkoxy mit 1 bis 4 



Kohlir^fo^ 

bis 4 Kohlenstoffatomen oder Alkylsulfonyl rait j. bis 4 KoHenstbffatomen steht, 




-5 .>i?.-yv.?; : '. v^r6 : , - ..fur Phenyl^ ^ 
sein kann durch Halogen, Cyano, Nitro, Amino, Hydroxy, Formyl, Carboxy, 
Carbamoyl, Thiocarbamoyl; 

jeweils geradkettiges oder verzweigtes. Alkyl, Alkoxy, Alkylthio, Alkylsulfinyl 
.Oder Alkylsulfonyl mit jeweils 1 bis 6 Kohlenstoffatomen; 

10 jeweils geradkettiges oder verzweigtes ; Halogenalkyl, Halpgenalkoxy, Halogen- . j 

: .; v.:. ^ . .alkylthio, Halogen bis 6 

Kohlenstoffatomen und 

jeweils geradkettiges oder verzweigtes Halogenalkenyl oder Halgoenalkenyloxy 
v -mit jeweils 2 bis 6 KoMen^offatonxen iind 1 bis -1 1 .^gleiclien oder verschiedenen 
15 Halogenatomeri; . : \ : ■•-* : '■■ . -v 

jeweils geradkettiges oder verzweigtes Alkylamino, Dialkylamino, Alkylcarbonyl, 

; - '• •• ■ ■ ... '-'V;." '.■■'\:':- t :^*±-\- • . ■ • ■ ' 

Alkylcarbonyloxy, Alkoxycarbonyl, Alkylsxilfonyloxy, Hydroximino'alkyl oder 

Alkoximinoalkyl mit jeweils 1 bis 6 Kohlenstoffatomen in den einzelnen Alkyl- 

teilen; 

20 Cycloalkyl mit 3 bis 6 Kohlenstoffatomen, ) 

in 2,3-Position verkniipftes 1,3-Propandiyl, 1 ? 4-Butandiyl, Methylendioxy '(-O- 
CH2-O-) oder 1,2-Ethylendioxy (-O-CH2-CH2-O-), wobei diese Reste einfach 
oder mehrfach, gleichartig oder verschieden substituiert sein konnen durch 
Halogen, Alkyl mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen imd/oder Halogenalkyl mit 1 bis 4 
25 Kohlenstoffatomen und 1 bis 9 gleichen oder verschiedenen Halogenatomen. 

3 . Pyrazolopyrimidine der Formel (I) gemaB Anspruch 1 oder 2, in denen ' 

R.l fur einen Rest der Formel 
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wobei # die Anki^ipfungsstelle markiert und wobei fur diejenigen Reste, die in qptisch 
.: - .: aktiver Form vorliegen koimen, jedes dermogHchen Stereoisomere oder Geinische 

davon vorliegen k5nnen, 

5 R 2 fur Wasserstoff, Methyl, Ethyl oder Propyl ^ 

R* und R^ gemeinsam mit dem Stickstoffatom, an das sie gebunden sind, fur Pyrrolidinyl, 
Piperidinyl, Moipholinyl, :■ Thiomorpholinyl, Piperazinyl, 3,6-Dihydro-l(2H)- 
piperidinyl oder Tetrahydro-l(2H)-pyrida2inyl stehen, wobei diese Reste durch 1 
bis 3 Fluoratome, 1 bis 3 Methylgruppen und/oder Trifluormethyl substituiert sein 
. 10 kpnnen, 

oder 

R 1 und R2 gemeinsam mit dem Stickstoffatom, an das sie gebunden sind, fur einen Rest 
derFonnel 
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worm 

^^•V- ; fur Wasserstoff oder Methyl steht, ; . 'J 

; ; ; :v r j-.r :/--R", * fur Methyl,^ ^ V "" "' V^- * 

m fur die 'Zahlen 0, 1, 2 oder 3 steht, -wobei R" fur gleiche oder verschiedene Reste 

5 steht, weim m fur 2 oder 3 steht, 

R'" fur Methyl, Ethyl, Fluor, Chlor oder Trifluonnethyl steht 

und 



.n fiir die Zahlen 0, 1, 2 oder 3 steht, wobei R'" fiir gleiche oder verschiedene Reste 
steht, wenn n fur 2 oder 3 steht, • 

10 R 3 fur Wasserstoff, Fluor, Chlor, BroftiL.,. Iod, Methyl, Ethyl, Isopropyl, Cyclopropyl, 

Cyclobutyl, Cyclopentyl, Cyclohexyl, Trifliiormethyl, i-Trifluormethyl-2^2,2- 
Trifjuorethyl oder Heptafluorisopropyl steht, 

; :/■ R 4 . fiir Haloalkyl mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen, Alkenyl mit 3 bis 5 Kohlenstoff- 

' ; " ' atomen, Alkinyl mit 3 bis 5 Kohlenstoffatomeri, ^ Cyclbpropyl, Cyclopentyl, Cyclo- 

15 hexyl oder fur Benzyl steht, 

R 5 fur Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Ethyl, Methoxy, Ethoxy, Methylthib, Methyl- 
sulfinyl oder Methylsulfonyl steht, und 

R 6 fur Phenyl steht, das einfach bis dreifach, gleichartig oder verschieden siibstituiert 
,■ - sein kann durch Fluor, Chlor, Brom, Cyano," Nitro; Formyl, Methyl, Ethyl, n- oder 

20 i-Propyl, n-, i-, s- oder t-Butyl, Allyl, Propargyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i- 

Propoxy, Methylthio, Ethylthio, n- oder i-Propylthio, Methylsulfinyl, Ethyl- 
sulfinyl, Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, Allyloxy, Propargyloxy, Trifluonnethyl, 
Trifluprethyl, Difluormethoxy, Trifluormethoxy, Difluorchlonnethoxy, Trifluor- 
ethoxy, Difluormethylthio, DifluorcWormethylthio, Trifluormethylthio, Trifluor- 

25 methylsulfinyl, Trifluormethylsulfoxiyl, Trichlorethinyloxy, Trifluorethinyloxy, 

Chlorallyloxy, Iodpropargyloxy, Met±tylamino, Ethylamino, n- oder i-Propylamino, 
Dimethylamino, Diethylarnino, Acetyl, Propionyl, Acetyl oxy, Methoxycarbonyl, 
Ethoxycarbonyl, Hydroximinomethyl, Hycfroximinoethyl, Methoxirxiinomethyl, 
Ethoximinomethyl; Methoximinoethyl, Ethoxixninoethyl, Cyclopropyl,. Cyclobutyl, 

30 Cyclopentyl oder Cyclohexyl, 
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in 2,3 -Position verknupftes l,3-?ropandiyl, Methylendioxy (-O-CH2:©*) oder 



. gleichartig oder verschieden .sein. kormen durch Fluor^ Chjor, -^M^y^'Efhyl, . n- 

5 : .4. Pyrazolopyrinridine der Formel (J) gemaB einem oder mehreren der Ahspriiche 1 bis 3, in 
denen 

R 4 fur CF 3 , CC1 3 , Allyl, Propargyl, Cyclopropyl oder Benzyl steht, 

R 5 fur Fluor, Chlor, Brom, Methyl, Methoxy oder Methylthio steht und 

R 6 fur 2,4-, 2,5- oder 2,6-disubstituiertes Phenyl, oder 2-substituiertes Phenyl oder fur 
10 2,4,6-trisubstituiertes Phenyl steht, wobei die Substituenten ausgewahlt sind aus 

der Gruppe Fluor, Chlor, Brom, Cyano, Nitro, Formyl, Methyl, Ethyl, n- oder i- 
Propyl, n-, i-, s- oder t-Butyl, Allyl, Propargyl, Methoxy, Ethoxy, n- oder i- 
. Propoxy, Methyltbtio, Ethylthio, n- oder : i-Propyltbio, Methylsulfinyl, Ethyl- 

, v sulfinyl, Methylsulfonyl, Ethylsulfonyl, Allyloxy, Propargyloxy, Tnfluormethyl, 
15 Trifluorethyl, Difluormethoxy, Trifluormethpxy, ; Difluorchlormethoxy, Trifluor- 

•r- ■ ethoxy, Difluormethylthio, Difluorchlormethylthio, Trifluormethylthio, Trifluor- 

methylsulfmyl, Trifluorme&ylsiilfonyl, Tiiclilorethinyioxy, Trifluorethinyloxy, 
Chlorallylqxy, Iodpropargyloxy, 4 MethylarnkiP ? Efoylamino, n- oder i-Propylamino, 
Dimethylamino, Diethylamino, Acetyl, Propionyl, .Acetyloxy, Metiboxycarbonyl, 
20 Ethoxycarbonyl, Hydroximinomethyl, Hydroximinoethyl, Methoximinomethyl, 

EtKoxirninomethyl; Methoximinoethyl, Elhoximinoethyl, Cyclopropyl, Cyclobutyl, 
Cyclopentyl, Cyclohexyl, 

in 2,3-Position verknupftes 1,3-Propandiyl, Methylendioxy (-O-CH2-O-) und 1,2- 
Ethylendioxy (-O-CH2-CH2-O-), wobei diese Reste einfach oder mehrfach, 
25 gleichartig oder verschieden sein konnen durch Fluor, Chlor, Methyl, Ethyl, n- 

Propyl, i-Propyl und/oder Trifluormethyl. 

5. Verfahren zur Herstellung von Pyrazolopyrimidinen der Formel (I) gemaB Anspruch 1, da- 
durch gekennzeichnet, dass man 



a) Cyano-Verbindungen der Formel 
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; RV^ gL 



■M 6 




in welcher 

R^R^R^R 5 und die oben angegebenen Bedeutungen haben, , 
mit Grignard-Verbindungen der Formel 

5 . y; . u : .., -. ■ ' • . R^-Mg-X . : p ; ,, . 

in welcher 

fur substituiertes Alkyl, gegebenenfalls substituiertes Alkenyl, gegebenen- 
falls substituiertes Alkinyl, gegebenenfalls substituiertes Cycloalkyl oder 
:r :• : . gegebenenf alls substituiertes Benzyl steht und 

10 X % Chlor, Brom oder Jod steh^ ' 

in GegehWart eines Katalysators und in Gregenwart eines Verdiinnungsmittels 
vmisetzt, 

. oder . j 
b) . Pyrazolopyrimidine der Formel 



15 




(IV) 



in welcher 

und R^ die oben angegebenen Bedeutungen haben, 
mit Saurehalogeniden der Formel 
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R— C— Hal (VT 



• :/ inwelcher- 



^^U.,. .*Jk^ . : R 8 /. ^ji.^Kiti^?^? .\^&yl, vgegebehenfalis -substituicartes. Alkenyl, gegebe- 

. • nenfalls substituiertes Alkinyl, gegebenenfalls substituiertes Cycloalkyl 
5 oder gegebenenfalls substituiertes Benzyl stent. und 



Hal fur Chlor oder Brom stent, 
oder 

mit Saurehanhydriden der Fonnel 

R a — C 



R 9 (VI) 



10 inweleher 

R 9 . fur substituiertes Alkyl oder gegebenenfalls substituiertes Benzyl steht, 

oder anderen aktivierten Carbonsaurederivaten, wie 4-Dimelbylaminopyridin-Saurean- 
hydrid-Addukten, 

jeweils in Gegenwart eines Katalysators und gegebenenfalls in Gegenwart eines Ver- 
15 dunnungsmittels umsetzt. * 

6. Mittel zur Bekampfung von unerwtinschten Mikroorganismen, gekennzeichnet durch einen 
Gehalt an mindestens einem Pyrazolopyrimidin der Formel (I) gemaB einem oder mehreren 
der Anspruche 1 bis 4 neben Streckmitteln und/oder oberflachenaktiven Stoffen. 

7. Mittel gemaB Anspruch 6, enthaltend mindestens einen weiteren fungiziden oder 
20 insektiziden Wirkstoff. 



8. 



Verwendung von Pyrazolopyrimidinen der Formel (I) gemaB einem oder mehreren der 
Anspruche 1 bis 4 zur Bekampfung von unerwunschten Mikroorganismeh. 
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.9. Verfahren zur Bekampfiing von xinerwunschten Mikroorganismen, dadurch gekenn- 




>5 -^..10 zur Bekampfiing von unerwunschten Mikro- 

organismen, dadurch gekennzeichnet, dass man Pyrazolopyrimidine der Formel (I) gemali 
einem bder mehreren der Anspriiche 1 bis 4 mit Streckmitteln und/oder oberflachenaktiven 
Stoffen vermischt 



> 



> 
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